PCX 




WELTORGANISATION FOR GEISTIGES EIGENTUM 
Internationales Buro 

INTERNATIONALE ANMELDUNG VEROFFENTLICHT NACH DEM VERTRAG OBER DIE 
INTERNATIONALE ZUSAMMEN ARBEIT AUF DEM GEBIET DES PATENTWESENS (PCT) 



(51) Internationale Patentklassifikation ^ : 

C07D 251/18, AOIN 43/68, C07D 405/06, 
409/12, 251/52, 405/12, 413/04 



Al 



(11) Internationale Veroffentlichungsnummer: WO 97/31904 

4. September 1997 (04.09.97) 



(43) Internationales 

VerofTentlichungsdatum 



(21) Internationales Aktenzeichen: PCT/EP97/00702 

(22) Internationales Anmeldedatum: 14. Febmar 1997 (14.02.97) 



(30) Prioritatsdaten: 

196 07 450.9 



28. Febmar 1996 (28.02.96) 



(71) Anmelder: HOECHST SCHERING AGREVO 
[DE/DE]; Miraustrasse 54, D- 13509 Berlin (DE). 



DE 



GMBH 



(72) Erfinder: LORENZ, Klaus; Am Helgengraben 18, D-64331 
Weiterstadt (DE). MINN, Klemens; Rossertstrasse 61, D- 
65795 Hattersheim (DE). WILLMS, Lothar; KOnigsteiner 
Strasse 50, D-65719 Hofheim (DE). BAUER, Klaus; 
Doomer Strasse 53D, D-63456 Hanau (DE). BIERINGER, 
Hemiann; Eichenweg 26, D-65817 Eppstein (DE). 
ROSINGER, Christopher; Am Hochfeld 33, D-65719 
Hofheim (DE). 



(81) Bestimmungsstaaten: AL, AM. AU, AZ, BA, BB, BG, BR, 
BY, CA, CN, CU, CZ, EE, GE, HU, IL, IS, JP, KG, KP, 
KR, KZ, LC, LK, LR, LT. LV, MD, MG, MK, MN, MX, 
NO, NZ, PL, RO, RU, SG, SI, SK, TJ, TM, TR, TT. UA, 
UZ, VN, YU. ARIPO Patent (KE, LS, MW, SD, SZ, UG). 
europaisches Patent (AT, BE, CH, DE, DK, ES, Fl, FR, GB, 
GR, IE. IT, LU, MC, NL, PT, SE), OAPI Patent (BF, BJ, 
CP, CG, Ch CM, GA, GN, ML, MR. NE, SN, TD, TG). 



Veroffentlicht 

Mit internationalem Recherchenbericht. 



(54) Title: 2-AMINO-4-BICYCLOAMINO-l,3,5-TRIAZINES AS HERBICIDES AND PLANT GROWTH REGULATORS 

(54) Bezeichnung: 2-AMINO-4-BICYCLOAMINO-l,3,5-TRIAZINE ALS HERBIZIDE UND PFLANZENWACHSTUMSREGULA- 
TOREN 



(57) Abstract 

The invention concerns compounds of formula (I) and their 
salts which are suitable as herbicides and plant growth regulators, 
R' to r6, Y*, Y2, Y^, m and n being defined as in claim 1. These 
compounds can be prepared in similar manner to known processes 
using intermediate products of formula (V) (cf. claim 6). 

(57) Zusammenfassung 



.X 



(I) 



Verdindungen der Formel (I) und deren Salze, worin R' 
bis R^ Y^, Y2, Y^, m und n wie in Anspruch 1 definiert sind, 
eignen sich als Herbizide und Pflanzenwachstumsregulatoren. Die 
Herstellung kann analog bekannten Verfahren unter Verwendung 
von Zwischenprodukten der Formel (V) erfolgen (vgl. Anspruch 
6). 
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Beschreibung 



2-AMIN0-4-BICYCL0AMIN0-l,3,5-TRIAZINE ALS HERBIZIDE UNO 
PFUNZENWACHSTUMSREGUUTOREN 

Die Erfindung betrifft das technische Gebiet der Herbizide und 
Pfianzenwachstumsregulatoren, insbesondere der Herbizide zur selektiven 
Bekampfung von Unkrautern und Ungrasern in Nutzpflanzenkulturen. 

Es ist bekannt, da(S 2-Amino-4-cyctohexylamino-6-perhaloalkYl-1 ,3,5-triazine 
(US-A-3816419 und US-A-39321 67) oder 2-Amino-4.alkylamino-6- 
halogenalkYl-1,3,5-triazine (WO 90/09378 (EP-A-41 1 1 53), WO 88/02368 (EP- 
A-283522), WO 94/24086, EP-A-509544, EP-A-492,61 5) herbizide und 
pflanzenwachstumsreguiierende Eigenschaften besitzen. Die Anwendung vieler 
der bekannten Derivate dieses Typs als selektive Herbizide zur 
Schadpflanzenbekampfung oder als Pflanzenwachstumsregulatoren in 
verschiedenen Nutzpflanzenkulturen erfordert haufig eine unzeitgemaBe 
Aufwandmenge oder fuhrt zu unerwunschten Schadigungen der Nutzpflanzen. 
Uberraschenderweise wurden nun neue 2-Amino-4-bicycloamino-1 ,3,5-triazine 
gefunden, die vorteilhaft als Herbizide und Pfianzenwachstumsregulatoren 
eingesetzt werden konnen. Beispielsweise werden beim Einsatz der 
erfindungsgemaBen Verbindungen die Kulturpflanzen in vielen Fallen nicht oder 
in geringerem Umfang geschadigt als bei bekannten Wirkstoffen ahnlichen 
Typs. 

Gegenstand der vortiegenden Erfindung sind Verbindungen der Formel (I) und 
deren Saize, 
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R 



X 




R' 



worin 

(1 , d2 : 



R und R jeweils unabhangig voneinander Wasserstoff, Amino, Alkylamino 
Oder Dialkylamino mit jeweils 1 bis 6 C-Atomen im Alkylrest, einen acyclischen 
Oder cyclischen Kohlenwasserstoffrest Oder Kohlenwasserstoffoxyrest mit 
jeweils 1 bis 10 C-Atomen, vorzugsweise mit 1 bis 6 C-Atomen, oder einen 
Heterocyclylrest, Heterocyclyloxyrest, Heterocyclylthiorest oder 
Heterocyclylaminorest mit jeweils 3 bis 6 Ringatomen und 1 bis 3 
Heteroringatomen aus der Gruppe N, O und S, wobei jeder der funf 
letztgenannten Reste unsubstituiert oder substituiert ist, oder einen Acylrest 
Oder 

R und R gemeinsam mit dem Stickstoffatom der Gruppe NR^R^ einen 
heterocyclischen Rest mit 3 bis 6 Ringatomen und 1 bis 4 Heteroringatomen, 
wobei neben dem N-Atom die gegebenenfalls weiteren Heteroringatome aus der 
Gruppe N, O und S ausgewahit sind und der Rest unsubstituiert oder 
substituiert ist, 

R Halogen, Cyano, Thiocyanato, Nitro oder einen Rest der Formel -Z^-R^^, 
R Wasserstoff, Amino, Alkylamino oder Dialkylamino mit jeweils 1 bis 6 
C-Atomen im Alkylrest, einen acyclischen oder cyclischen 
Kohlenwasserstoffrest oder Kohlenwasserstoffoxyrest mit jeweils 1 bis 
10 C-Atomen, vorzugsweise mit 1 bis 6 C-Atomen, oder einen 
Heterocyclylrest, Heterocyclyloxyrest oder Heterocyclylaminorest mit 
jeweils 3 bis 6 Ringatomen und 1 bis 3 Heteroringatomen aus der Gruppe 
N, 0 und S, wobei jeder der funf letztgenannten Reste unsubstituiert Oder 
substituiert ist, oder einen Acylrest, 
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Halogen, Cyano, Thiocyanato, Nitro Oder einen Rest der Formel -Z^-R^, 
wenn n = 1, oder die Reste R^ jeweils unabhangig voneinander, wenn n 



groSer ats 1 ist, Halogen, Cyano, Thiocyanato, Nitro oder eine Gruppe 
der Fornnel -Z^-R^, 
R^ , R^, R^ jeweiis unabhangig voneinander 
Wasserstoff oder 

einen acyclischen Kohienwasserstoffrest, beispieisweise jeweiis mit 
1 bis 20 C-Atomen, vorzugsweise mit 1 bis 10 C-Atomen, wobei in 
der Kette Kohlenstoffatome durcin Heteroatome aus der Gruppe N, 
O und S substituiert sein konnen, oder 

einen cyclischen Kohlenwasserstoffrest, vorzugsweise mit 3 bis 8 
C-Atomen, insbesondere 3 bis 6 C-Atomen, oder 
einen heterocyclischen Rest, vorzugsweise mit 3 bis 9 Ringatomen 
und 1 bis 3 Heteroringatomen aus der Gruppe N, O und S, 

wobei jeder der letztgenannten 3 Reste unsubstituiert oder substituiert 

ist, 

Z , Z , Z jeweiis unabhangig voneinander 
eine direkte Bindung oder 

eine divalente Gruppe der Formel -0-, -S{0)p-, -S(0)p-0-, -0-S(0)p-, 
-CO-, -CS-, -S-CO-, -CO-S-, -0-CS-, -CS-0-, -S-CS-, CS-S-, -O-CO- 
, -C0-0-, -NR'-, -O-NR'-, -NR'-O-, -NR'-CO- oder -CO-NR'-, wobei 
p = 0, 1 Oder 2 ist und R' Wasserstoff, AlkyI mit 1 bis 6 C- 
Atomen, Phenyl, Benzyl, Cycloalkyi mit 3 bis 6 C-Atomen oder 
AlkanoyI mit 1 bis 6 C-Atomen ist, 
,Y^, und weitere Gruppen Y^, wenn m 2, 3 oder 4 ist, jeweiis 
unabhangig voneinander 

eine divalente Gruppe der Formel CR^R^, wobei R^ und R^ gleich 
Oder verschieden sind und jeweiis einen Rest aus der Gruppe der 
fur R'^ bis R^ moglichen Reste bedeuten, oder 
eine divalente Gruppe der Formel -0-, -CO-, CS, -CH(OR*)-, 



-C{=NR*)-, -S{0)q-, -NR*- Oder -N(0)-, wobei q = 0, 1 oder 2 ist 
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und R* WassersToff oder AlkyI mit 1 bis 4 C-Aromen ist, Oder 
Oder eine direkte Bindung, 
wobei zwei SauersToffaTome der Gruppen Y^ und Y^ nicht benachbart 
sind, 

m 1, 2, 3 Oder 4, insbesondere 1 oder 2, 

n 0, 1, 2, 3 Oder 4, insbesondere 0, 1 oder 2, 

bedeuten. 

Die Verbindungen der Formel (I) konnen durch Aniagerung einer geeigneten 
anorganischen oder organischen Saure, wie beispielsweise HCI, HBr, H2SO4 
Oder HNO3, ^^^^ auch Oxalsaure oder Suifonsauren an eine basische Gruppe, 
wie 2.8. Amino oder Alkylamino, Saize bilden. Geeignete Substituenten, die in 
deprotonierter Form, wie z.B. Suifonsauren oder Carbonsauren, vorliegen 
konnen, konnen innere Saize mix ihrerseits proTonierbaren Gruppen, wie z. B. 
Aminogruppen, bilden. SaIze konnen ebenfalls dadurch gebildet werden, daS be 
geeigneten Substituenten, wie z.B. Suifonsauren oder Carbonsauren, der 
Wasserstoff durch ein fur die Landwirtschaft geeignetes Kation ersetzt wird. 
Diese SaIze sind beispielsweise Metalisalze, insbesondere Alkalimetallsatze oder 
Erdalkaiimetallsaize, insbesondere Natrium- und Kaliumsaize, oder auch 
Ammoniurrsaize oder SaIze mit organischen Aminen. 

In Formel (I) und alien nachfolgenden Formeln konnen die Reste AlkyI, 
Alkoxy, HaloalkyI, Haloalkoxy, Alkylamino und Alkylthio sowie die 
entsprechenden ungesattigten und/oder substituterten Reste im 
Kohienstoffgerust jeweils geradkettig oder verzweigt sein. Wenn nicht spezielt 
angegeben, sind bei diesen Resten die niederen Kohlenstoffgeruste, z.B. mit 1 
bis 6 C-Atomen bzw. bei ungesattigten Gruppen mit 2 bis 6 C-Atomen, 
bevorzugt. 

Alkylreste, auch in den zusammengesetzten Bedeutungen wie Alkoxy, 
HaloalkyI usw., bedeuten z.B. Methyl, Ethyl, n- oder i-Propyl, n-, i-, t- oder 2- 
Butyl, Pentyle, Hexyle, wie n-Hexyl, i-Hexyl und 1 ,3-Dimethylbutyi, Heptyle, 
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wie n-Heptyl, 1 -Methylhexyl und 1 ,4-Dimethvlpentyl; Alkenyl- und Alkinyireste 
haben die Bedeutung der den Alkylresten entsprechenden moglichen 
ungesattigten Rests; 

Alkenyl bedeutet z.B. Aiiyi, 1 -Methyjprop-2-en-l -yl, 2-Methyl-prop-2-en- 
1-yl, But-2-en-1-yl, But-3-en-1 -yl, 1 -Methyl-buT-3-en-1 -yl und 1 -Methyl-but-2- 
en-1-yl; Alkinyl bedeutet z.B. Propargyl, But-2-in-1 -yl, But-3-in-1 -yl, 1-Methyl- 
but-3-in-1-yl. 

Alkenyl in Fornn von {C3-C4)Alkenyl bedeutet vorzugsweise einen 
Alkenylrest nnit 3 oder 4 C-Atomen, bei dem die Mehrfachbindung nicht 
zwischen C-1 und C-2 iiegt, wobei C-1 das C-Atom mit der Position von "yl" 
bezeichnet. Entsprechendes gilt fur (C3-C4)AlkinyL 

CycloalkyI bedeutet ein carbocyciisches, gesattigtes Ringsystem mit 
vorzugsweise 3-8 C-Atonnen, z.B. Cyclopropyl, Cyciopentyl oder Cyclohexyl. 

Halogen bedeutet beispielsweise Fluor, Chlor, Brom oder lod. HaloalkyI, 
-alkenyl und -alkinyl bedeuten durch Halogen, vorzugsweise durch Fluor, Chlor 
und/oder Brom, insbesondere durch Fluor oder Chlor, teiiweise oder vollstandig 
substituiertes AlkyI, .Alkenyl bzw. Alkinyl; z.B. MonohaloalkyI 
(= MonohaiogenalkyI), PerhaioalkyI, CF3, CHF2, CH2F, CF3CF2, CH2FCHCI, 
CCI3, CHCI2, CH2CH2CI; Haloalkoxy ist z.B. 0CF3, OCHF2, OCH2F, CF3CF2O, 
OCH2CF3 und OCH2CH2CI; entsprechendes gilt fur Haloalkenyl und andere'^ 
durch Halogen substituierte Reste. 

Ein Kohlenwasserstoffrest ist ein geradkettiger, verzweigter oder 
cyclischer und gesattigter oder ungesattigter aliphatischer oder aromatischer 
Kohlenwasserstoffrest, z.B. AlkyI, Alkenyl, Alkinyl, CycloaikyI, Cycloalkenyl 
Oder Aryl; Aryl bedeutet dabei ein mono-, bi- oder polycyclisches aromatisches 
System, beispielsweise Phenyl, Naphthyl, Tetrahydronaphthyl, Indenyl, Indanyl, 
Pentalenyi, Fluorenyl und ahnliches, vorzugsweise Phenyl; vorzugsweise 
bedeutet ein Kohlenwasserstoffrest AlkyI, Alkenyl oder Alkinyl mit bis zu 1 2 C- 
Atomen oder CycloalkyI mit 3, 4, 5, 6 Oder 7 Ringatomen oder 
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Phenyl; entsprechendes gilt fur einen KohlenwasserstoffresT in einem 
Kohlenwasserstof foxy rest. 

Ein Cycius bedeutet einen carbocyclischen oder heterocycHschen Rest, 
der gesattigt Oder ungesattigt ist, wobei der Begriff "ungesattigt" auch 
teilungesattigte und aromatische Cycien einschlieRt. 

Ein heterocyclischer Rest Oder Ring (Heterocyclyl) kann demnach 
gesattigt oder ungesattigt oder speziell heteroaromatisch sein; er enthalt 
vorzugsweise ein oder mehrere Heteroeinheiten im Ring, d.h. Heteroatome oder 
Ringglieder, welche auch substituierte Heteroatome einschlieRen, vorzugsweise 
aus der Gruppe N, O, S, SO, SO2; vorzugsweise ist er ein aiiphatischer 
Heterocyclylrest nnit 3 bis 7 Ringatomen oder ein heteroaromatischer Rest mit 5 
Oder 6 Ringatonnen und enthalt 1, 2 oder 3 Heteroeinheiten. Der 
heterocyclische Rest kann z.B. ein heteroaromatischer Rest oder Ring 
(Heteroaryl) sein, wie z.B. ein mono-, bi- oder polycyciisches aromatisches 
Systenn, in dem mindestens 1 Ring ein oder mehrere Heteroatome enthalt, 
beispielsweise Pyridyl, Pyrimidinyl, Pyrldazinyl, Pyrazinyl, Thienyl, Thiazolyl, 
Oxazolyl, Furyl, Pyrroiyi, Pyrazolyl und Imidazolyl, oder ist ein partiell oder 
vollstandig hydrierter Rest wie Oxiranyl, Pyrrolidyi, Piperidyl, Piperazinyl, 
Dioxolanyl, Morpholinyi, Tetrahydrofuryi. 

Als Substituenten fijr einen substituierten heterocycHschen Rest kommen 
die welter unten genannten Substituenten in Frage, zusatzlich auch Oxo. Die 
Oxogruppe kann auch an den Heteroringatomen, die in verschiedenen 
Oxidationsstufen existieren konnen, z.B. bei N und S, auftreten. 

Substituierte Reste, wie substituierte Kohlenwasserstoffreste, z.B. 
substituiertes Alkyl, Alkenyl, Alklnyl, Aryl, Phenyl und Benzyl, oder 
substituiertes Heterocyclyl oder Heteroaryl, bedeuten beispielsweise einen vom 
unsubstituierten Grundkorper abgeleiteten substituierten Rest, wobei die 
Substituenten beispielsweise einen oder mehrere, vorzugsweise 1, 2 oder 3 
Reste aus der Gruppe Halogen, Alkoxy, Haloalkoxy, Alkyithio, Hydroxy, Amino, 
Nitro, Carboxy, Cyano, Azido, Alkoxycarbonyl, Alkylcarbonyl, Formyl, 
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Carbamoyl, Mono- und Dialkytaminocarbonyl, substituiertes Amino, wie 
Acylamino, Mono- und Dialkytamino, und Alkylsulfinyl, HaloalkylsulfinyL 
Alkylsulfonyl, Haloalkylsulfonyl und, im Falle cyciischer Reste, auch AlkyI und 
HaloaikyI bedeuten; im Begriff "substituierte Reste" wie substituiertes AlkyI etc. 
sind als Substituenten zusatzlich zu den genannten gesattigten 
kohlenwasserstoffhaltigen Resten entsprechende ungesattigte aliphatische und 
aromatische Reste, wie gegebenenfalls substituiertes Alkenyl, Alkinyl, 
Alkenyloxy, Alklnyloxy, Phenyl, Phenoxy etc. eingeschlossen. Bei Resten mit 
C-Atomen sind solche mit 1 bis 4 C-Atomen, insbesondere 1 Oder 2 C-Atomen, 
bevorzugt. Bevorzugt sind in der Regel Substituenten aus der Gruppe Halogen, 
z.B. Fluor und Chlor, (C^-C^lAlkyl, vorzugsweise Methyl oder Ethyl, 
{C^-C4)Haloalkyl, vorzugsweise Trifluormethyl, {C-,-C4) Alkoxy, vorzugsweise 
Methoxy oder Ethoxy, (C^-C4)Haloaikoxy, Nitro und Cyano. Besonders 
bevorzugt sind dabei die Substituenten Methyl, Methoxy und Chlor. 

Mono- Oder disubstituiertes Amino bedeutet einen chemisch stabilen Rest 
aus der Gruppe der substituierten Aminoreste, welche beispielsweise durch 
einen bzw. zwei gleiche oder verschiedene Reste aus der Gruppe AlkyI, Alkoxy, 
Acyl und Aryl N-substituiert sind; vorzugsweise Monoalkylamino, Dialkylamino, 
Acylamino, Arylamino, N-Alkyl-N-arylamino sowie N-Heterocyclen; dabei sind 
Alkylreste mit 1 bis 4 C-Atomen bevorzugt; Aryl ist dabei vorzugsweise Phenyl 
Oder substituiertes Phenyl; fur Acyl gilt dabei die weiter unten genannte 
Definition, vorzugsweise (C^-C4) Alkanoyl. Entsprechenes gilt fur substituiertes 
Hydroxylamino Oder Hydrazine. 

Gegebenenfalls substituiertes Phenyl ist vorzugsweise Phenyl, das 
unsubstituiert oder ein- oder mehrfach, vorzugsweise bis zu dreifach durch 
gleiche oder verschiedene Reste aus der Gruppe Halogen. (CTC4)Alkyl, 
(Ci-C4)Alkoxy, (CTC4)Halogenalkyl, {C-,-C4)Haiogenalkoxy und Nitro 
substituiert ist, z.B. o-, m- und p-Tolyl, DImethyiphenyle, 2-, 3- und 
4-Chlorphenyl, 2-, 3- und 4-Trifluor- und -Trichiorphenyl, 2,4-, 3,5-, 2,5- und 
2,3-Dichlorphenyl, o-, m- und p-Methoxyphenyl. 
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Ein Acylrest bedeutet den Rest einer organischen Saure, z.B. den Rest 
einer Carbonsaure und Reste davon abgeleiteter Sauren wie der 
Thiocarbonsaure, gegebenenfalls N-substituierten Iminocarbonsauren oder den 
Rest von Kohlensauremonoestern, gegebenenfalls N-substituierter 
Carbaminsaure, Suifonsauren, Sulfinsauren, Phosphonsauren. Phosphinsauren. 
Acyl bedeutet beispielsweise Formyl, Alkylcarbonyl wie {(C^-C^lAlkyll-carbonyl, 
Phenyicarbonyl, Alkyloxycarbonyl, Phenyioxycarbonyl, Benzyloxycarbonyl, 
Alkylsulfonyl, Alkylsulfinyl, N-Alkyl-1 -iminoalkyi und andere Reste von 
organischen Sauren. Dabei konnen die Reste jeweils im AlkyI- oder Phenylteil 
noch welter substituiert sein, beispielsweise im Alkylteii durch ein oder mehrere 
Reste aus der Gruppe Halogen, Alkoxy, Phenyl und Phenoxy; Beispiele fur 
Substituenten im Phenylteil sind die bereits weiter oben allgemein fur 
substituiertes Phenyl erwahnten Substituenten. 

Gegenstand der Erfindung sind auch alle Stereoisomeren, die von Formel (I) 
umfaBt sind, und deren Gemische. Solche Verbindungen der Formel (I) 
enthalten ein oder mehrere asymmetrische C-Atome oder auch 
Doppelbindungen, die in der allgemeinen Formel (I) nicht gesondert angegeben 
sind. Die durch ihre spezifische Raumform definierten moglichen 
Stereoisomeren, wie Enantiomere, Diastereomere, Z- und E-isomere sind alle 
von der Formel (I) umfaftt und konnen nach ubiichen Methoden aus Gemischen 
der Stereoisomeren erhalten oder auch durch stereoselektive Reaktionen in 
Kombination mit dem Einsatz von stereochemisch reinen Ausgangsstoffen 
hergestellt werden. Von Formel (I) umfaSt sind auch mehr oder weniger stabile 
Tautomere, die durch Verschiebung einer oder mehrerer Doppelbindungen im 
Triazinring zu den Aminosubstituenten entstehen und iminartige Strukturen 
bilden, sofern der jeweilige Aminosubstituent in der Formel (1) eine N-H-Bindung 
enthalten hat (R\ r2 und/oder R^ = H). Beispiele dafur sind die tautomeren 
Strukturen der Formel (I*) und (!**) zur Formel (I) mit R^ = H und R^ = H. 
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B 



(I") 

(B-Bicyclus wie in Formel (I)) 

Vor allem aus den Grunden der hoheren herbiziden Wirkung, besseren 
Seiektivitat und/oder besseren Hersteilbarkeit sind erfindungsgemafte 
Verbindungen der genannten Formel (1) oder deren Saize von besonderem 
Interesse, worin 

7 8 9 

R , R , R jeweils unabhangig voneinander 
Wasserstoff oder 

(C^-Cg)Alkyl, (C2-Cg)AIkenyl, (C2-Cq) Alkinyl, wobei jeder der 
letztgenannten 3 Reste unsubstituiert oder durch einen oder 
nnehrere Reste aus der Gruppe Halogen, Cyano, Thiocyanato, Nitro 
und Reste der Formel -Z'^-R^^ substituiert ist, oder 
{C3-Cg)Cycloalkyl, das unsubstituiert Oder durch einen oder 
mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, (C^-Cg) AlkyI, (C^- 
CglHaloalkyL (CT-CglHaioalkoxy, {C^-Cg)Alkoxy, (C^-CglAlkylthio, 
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{C2-C6)Alkenyl, (Cj-Cg) Alkinyl, (Cs-C^lAlkenyloxy und (C3- 
C4)Alkinyloxy substituiert ist, Oder 

Phenyl, das unsubstituiert Oder durch einen oder mehrere Reste 
aus der Gruppe Halogen, Cyano. Thiocyanato, Nitro und Reste der 
Formel -Z^-R" substituiert ist, oder 

einen heterocyclischen Rest mit 3 bis 9 Ringatorr^en und 1 bis 3 
Heteroringatomen aus der Gruppe N, O und S, wobei der Rest 
unsubstituiert oder durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe 
Halogen, Cyano, Thiocyanato, Nitro und Reste der Formel -Z^R^^ 
substituiert ist, 
7I yl -73 -,4 -,5 -76 • 

^ . ^ . £. , iL . 2. ,7. jeweils unabhangig voneinander 
eine direkte Bindung oder 

eine divalente Gruppe der Formel -0-, -S(0)p-, -S(0)p-0-, -O-S(O) -, 
-CO-, -CS-, -S-CO-, -CO-S-, -0-C0-, -C0-0-, -NR'-, -0-NR*-, -NR' 
0-, -NR'-CO- Oder -CO-NR'-, wobei p = 0, 1 oder 2 ist und R" 
Wasserstoff, AlkyI mit 1 bis 6 C-Atomen, Phenyl, Benzyl, 
CycloaikyI mit 3 bis 6 C-Atomen oder AlkanoyI mit 1 bis 6 C- 
Atomen ist, 

vorzugsweise eine divalente Gruppe der Formel -0-, -S-, SO-, SO -, 
-CO-, -0-C0-, -C0-0-, -NR--, NR'-CO- oder -CO-NR'-, wobei R' 
Wasserstoff, AlkyI mit 1 bis 4 C-Atomen oder AlkanoyI mit 1 bis 4 
C-Atomen ist, 

insbesondere -0-, -CO-, -0-C0-, -C0-0-, -NR'-, NR'-CO- oder 
-CO-NR'-, wobei R' Wasserstoff oder AlkyI mit 1 bis 4 C-Atomen 
ist, und 

R^°, R^\ R^2 jeweils unabhangig voneinander Wasserstoff, (Ci-CglAlkyl, 
(C2-C6)Alkenyl, (C2-Ce)Alkinyl, wobei jeder der letztgenannten 3 Reste 
unsubstituiert oder durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe 
Halogen, (Ci-C^lAlkoxy und (C^-C^lAlkylthio substituiert ist, oder 
(Cg-CglCycloalkyI, Phenyl, Heterocyclyl mit 3 bis 9 Ringatomen und 1 bis 
3 Heteroringatomen aus der Gruppe N, O und S, wobei jeder der 
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letztgenannten 3 cyciischen Reste unsubstituiert Oder substituiert ist, 
vorzugsweise unsubstituiert Oder durch einen oder mehrere Reste aus der 
Gruppe Halogen, Cyano, Thiocyanato, Nitro, (C^-Cg)Alkyl, (C^- 
Cg)Haloalkyl, (Ci-CglHaloaikoxy, (C^ -Cg) Alkoxy, (CT-CglAlkylthio, {C2- 
CgjAlkenyl, (C2-Cg)Alkinyh (C3-C4)Alkenyloxy, (C3-C4) Alkinyloxy, (C^- 
Cg)Alkanoyl, (CT-CglAlkoxycarbonyi, Mono- und Di-fiC^-CglJamino 
substituiert ist, Oder 

jeweils zwei Reste -Z'^-R^^ oder -Z^-R^^ oder -Z^-R''^ 

genneinsam mit denn Anknupfungselennent oder den jeweiligen 
Anknupfungselennenten einen Cyclus mit 3 bis 8 Ringatomen, der 
carbocyclisch ist oder Heteroringatome aus der Gruppe O, S und N 
enthalt und der unsubstituiert oder durch einen oder mehrere Reste aus 
der Gruppe Halogen, (C-,-C4)A!kyl und Oxo substituiert ist, 

bedeuten. 

Von besonderem Interesse sind weiterhin erfindungsgemaSe Verbindungen der 
Formel (I) oder deren Saize, worin 

R und R jeweils unabhangig voneinander 

Wasserstoff, Amino, Alkylamino oder Dialkylamino mit jeweils 1 bis 6 C- 
Atomen im Alkylrest oder 

einen acyclischen oder cyciischen Kohienwasserstoffrest Oder 
Kohlenwasserstoffoxyrest mit jeweils 1 bis 6 C-Atomen oder einen 
Heterocyclylrest, Heterocyclyloxyrest oder Heterocyclyiaminorest mit 
jeweils 3 bis 9 Ringatomen, vorzugsweise 3 bis 6 Ringatomen, und 1 bis 
3 Heteroringatomen aus der Gruppe N, O und S, wobei jeder der funf 
letztgenannten Reste unsubstituiert oder durch einen oder mehrere Reste 
aus der Gruppe Halogen, (C^-C4)Alkoxy, (C^ -C4)Haloalkoxy, 
(CT-C4)Alkylthio, (C2-C4) Alkenyl, (C2-C4) Alkinyl, (C2-C4)Alkenyloxy, 
{C2-C4)Alkinyloxy, Hydroxy, Amino, Acylamino, Mono- und Dialkylamino, 
Nitro, Carboxy, Cyano, Azido, [{Ci-C4)Alkoxy]-carbonyl, 
[(CTC4)Alkytl-carbonyl, Formyl, Carbamoyl, Mono- und 
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Di-[{Ci-C4)alkyl]-aminocarbonyl, Phenylcarbonyt, Phenoxycarbonyl, 
(Ci-C^lAlkyisulfinyl, (C^-C^IHaloalkylsulfinyl, (Ct -C4) Alkylsuifonyl, 
(Ci-C^lHaloalkylsulfonyl und, inn Falle cyclischer Reste, auch (Ci-C4)Alkyl 
und (Ci-C4)Haloalkyl substituiert ist Oder durch einen unsubstituierten 
Oder substituierten Rest aus der Gruppe Phenyl, Phenoxy, CycloalkyI, 
Heterocyclyl und Heterocyclyloxy substituiert ist, 
Oder einen Acylrest Oder 

R^ und r2 gemeinsam mit dem Stickstoffatom der Gruppe NR^R^ einen 
heterocyclischen Rest mit 3 bis 6 Ringatomen und 1 bis 2 
Heteroringatonnen, wobei neben dem N-Atom das gegebenenfalls weitere 
Heteroringatom aus der Gruppe N, O und S ausgewahit ist und der Rest 
unsubstituiert oder durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe 
Halogen, {C,-C4)Alkyl und Oxo substituiert ist. 
und R bedeuten vorzugsweise 

Wasserstoff. Amino, Alkylamino oder Dialkylamino mit jeweils 1 

bis 2 C-Atomen im Alkylrest oder 

(CTCelAlkyl. (Cj-CglAlkenyl, {C2-C6)Alkinyl, wobei jeder der 
letztgenannten 3 Reste unsubstituiert oder durch einen oder 
mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, Cyano, Thiocyanato, 
Nitro, (Ci-C4)Alkoxy, (CT-C4)Alkylthio, (CT-C4)Haloalkyl, (Ci- 
C4)Haloalkoxy, Mono- und Di-[(Ci-C4)Alkyl]-amino, (C3- 
CglCycloalkyl, Heterocyclyl mit 3 bis 9 Ringatomen, Phenyl, 
Phenoxy, wobei jeder der letztgenannten 4 Reste unsubstituiert 
Oder substituiert ist, oder 

(C3-Cg)Cycloalkyl, das unsubstituiert oder durch einen oder 
mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, (CTC4)Alkyi, (C,- 
C4)Haioalkyl, (CTC4)Haloalkoxy, (CT-C4)Alkoxy und {C^- 
C4)Alkylthio substituiert ist, Oder 

Phenyl, das unsubstituiert oder durch einen oder mehrere Reste 
substituiert ist, oder 

einen heterocyclischen Rest mit 3 bis 9 Ringatomen und 1 bis 3 
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Heteroringatomen aus der Gruppe N, O und S, wobei der Rest 
unsubstituiert Oder durch einen oder mehrere Reste substituiert ist, 
Oder 

einen Acylrest. 

Von besonderenn Interesse sind weiterhin erfindungsgennafie Verbindungen der 
Fornnel (I) Oder deren Saize, worin 

R"* Wasserstoff, Annino, Alkylannino oder Diaikylamino mit jeweils 1 bis 6 
C-Atomen im Alkylrest, 

einen acyclischen oder cyclischen Kohlenwasserstoffrest oder 
Kohlenwasserstoffoxyrest mit jeweils 1 bis 6 C-Atomen oder einen 
Heterocyclylrest, Heterocyciyioxyrest oder Heterocyclylaminorest mit 
jeweils 3 bis 6 Ringatomen und 1 bis 3 Heteroringatomen aus der Gruppe 
N, O und wobei jeder der funf letztgenannten Reste unsubstituiert oder 
durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, {CTC4)Alkoxy, 
(C-|-C4)Haloalkoxy, (CTC4)Alkylthio, (C2-C4) Alkenyl, (C2-C4)Alkinyl, 
(Cj-C^lAlkenyloxy, {C2-C4)Alkinyioxy, Hydroxy, Amino, Acylamino, 
Mono- und Diaikylamino, Nitro, Carboxy, Cyano, Azido, 
[{CTC4)Alkoxyl-carbonyl, [(CTC4)Alkyl]-carbonyl, Formyl, Carbamoyl, 
Mono- und DI-[{CT-C4)alkyl]-aminocarbonyl, (C^-C4)Alkylsuifinyl, 
{C^-C4)Haioalkylsulfinyl, (CTC4)Alkyisulfonyl, (C^ -C4)Haloalkylsulfonyl 
und, im Falle cyclischer Reste, auch (CT-C4)AlkyI und (CT-C4)Haloalkyl 
substituiert ist oder durch einen unsubstituierten oder substituierten Rest 
aus der Gruppe Phenyl, Phenoxy, CycloaikyI, Heterocyclyl und 
Heterocyclyloxy substituiert ist, oder 
einen Acylrest 
bedeutet. 

Beispielsweise sind erfindungsgemafie Verbindungen der Formel (I) oder deren 
Saize solche, worin 
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\ R-^ unabhangig voneinander Wasserstoff, Amino, Formyl, 

Aminocarbonyl, (C,-C4)Alkyl, Cyano-ICTC^jalkyl, (Ci-C^lAlkylamino, Di- 
((CTC4)alkyl]-amino, Halo-(CTC4)alkyl, Hydroxy-lCi-C^lalkyl, (C,- 
C4)Alkoxy-|C,-C4)alkYi, Halo(Ci-C4)alkoxy-(Ci-C4)alkyl, (C2-Ce) Alkenyl, 
(C2-C6)Haloalkenyl, (C2-Cg)Alkinyl, (Cj CglHaloalkinyl, (C,- 
C4)Alkylamino-{Ci-C4)alkyl, Di-[{CTC4)alkyll-annino-(Ci-C4)alkyl, (C3- 
C9)Cycloalkyl-amino-{CTC4)alkyl, (Ca-CglCycloalkyI, Heterocyclyl-(Ci - 
C4)alkyl mit 3 bis 9 Ringgliedern, wobei die cyclischen Gruppen in den 
letztgenannten 3 Resten unsubstituiert oder durch einen oder mehrere 
Reste, vorzugsweise bis zu drei Reste, aus der Gruppe (CTC4)Alkyl, 
Halogen und Cyano substituiert sind, oder 

Phenyl, Phenoxy, Phenylcarbonyl, Phenoxycarbonyl, Phenylcarbonyl-(CT- 
C4)alkyl, (C-,-C4)Alkoxy-carbonyi-(CTC4)alkyi, 
(CTC4)Alkyiamino-carbony!-{CTC4)alkyl, {Ci-C4)Alkyl-carbonyi, 
(Ci-C4)Alkoxy-carbonyi, Mono- oder Di-l(CTC4)Alkyl]-amino-carbonyl, 
Phenoxy-(Ci-C4)alkyl, Phenyl-(CTC4)alkyl, HeterocyciyI, 
Heterocyclylamino, Heterocyclyloxy, Heterocyclylthio, oder einen der 
letztgenannten 17 Reste, der im acyclischen Tail oder, vorzugsweise, im 
cyclischen Teil durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, 
Nitro, Cyano, (CTG4)Alkyl, (Ci-C4)Alkoxy, (Ci-C4)Alkyithio, 
(Ci-C4)Haioalkyl, {CTC4)HaloalkoxY, Formyl, (Ci-C4)Alkyl-carbonyl, 
(CTC4)Alkoxy-carbonyl und (CTC4)Alkoxy substituiert ist, wobei 
HeterocyciyI in den Resten jeweils 3 bis 9 Ringatome und 1 bis 3 
Heteroringatome aus der Gruppe N, O und S enthalt, oder 
und R^ gemeinsam mit dem Stickstoffatom der Gruppe NR^R^ einen 
heterocyciischen Rest mit 3 bis 6 Ringatomen und 1 bis 2 
Heteroringatomen, wobei neben dem N-Atom das gegebenenfalls welter 
Heteroringatom aus der Gruppe N, O und S ausgewahit ist und der Rest 
unsubstituiert oder durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe 
Halogen, (CTC4)Alkyl und Oxo substituiert ist, 
r3 Wasserstoff, Hydroxy, Amino, Carboxy, Cyano, Thiocyanato, Formyl, 
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Aminocarbonyl, (C, -Cg) AlkyI, Cyano-(CTC4)alkyl, (C^ -C4)Alkoxy, {C^- 
C4)Alkylamino, Di-[{CTC4)alkyl]-amino, Halo-(C, -C4)alkyl. Hydroxy-{Ci- 
C4)alkyl, (CTC4)Alkoxy-{CTC4)alkyl, Halo(Ci-C4)alkoxy-(CTC4)alkyl, 
(Ci-C4)AlkYlThio, Halo-(Ci-C4)aikyithio, (C2-Ce)Alkenyl. Halo-(C2- 
CgjAlkenyl, (Cj-CglAlkinyl, Halo-(C2-C6)alkinyl, (C^ -C4)Alkylamino- 
{CTC4)alkyl, Di-({Ci-C4)alkyl)-amino-(Ci-C4)alkyl, (Cg-CglCycloalkyl- 
amino-(CTC4)alkvl, (Cg-CglCycloalkyI, (C3-C9)Cvcloalkyl-(Ci-C4)aikyl, 
Heterocvclyi-(Ci-C4)alkyi mit 3 bis 9 Ringgliedern, wobei die cyciischen 
Gruppen in den letztgenannten 4 Resten unsubstituiert Oder durch einen 
Oder mehrere Reste, vorzugsweise bis zu drei Reste, aus der Gruppe (C^- 
C4)Alkyl, Halogen und Cyano substituiert sind, oder Phenyl, 
Phenylcarbonyl, Phenoxycarbonyl, Phenylcarbonyl-(CTC4)alkyl, (C^- 
C4)Alkoxy-carbonyl-{CT-C4)alkyl, (CTC4)Alkylannino-carbonyl-(CT- 
C4)alkyl, (Ci-C4)Alkyl-carbonyl, {CTC4)A!koxy-carbonyl, Mono- Oder Di- 
[{C,-C4)Alkyl]-amino-carbonyl, PhenoxyMC, -C4)alkyl, Phenyl-(Ci-C4)aikyl, 
Heterocyciyi, Heterocyclylamino, Heterocyclyloxy, Heterocyclylthio oder 
einen der letztgenannten 17 Reste, der im acyclischen Teil oder, 
vorzugsweise, im cyciischen Teil durch einen oder nnehrere Reste aus der 
Gruppe Halogen, Nitro, Cyano, {Ci-C4)Alkyl, (Ci-C4)Alkoxy, {C^- 
C4)Alkylthio, (CTC4)Haloalkyl, (Ci-C4)Haloalkoxy, Fornnyl, (Ci-C4)Alkyl- 
carbonyl, (CTC4)Alkoxy-carbonyl, (Ci-C4)Alkoxy, substituiert ist, 
wobei Heterocyciyi in den Resten jeweils 3 bis 9 Ringatome und 1 bis 3 
Heteroringatome aus der Gruppe N, O und S enthalt, 
Wasserstoff, Amino, Formyl, Aminocarbonyl, (Ci-C4)Alkyl, Cyano-(Ci- 
C4)alk.yl, (CTC4)Alkylamino, Di-[(Ci-C4)alkyl]-amino, Halo-{CTC4)alkyl, 
Hydroxy-(CTC4)alkyl, (Ci-C4)Alkoxy-(CT-C4)alkyl, Halo(Ci-C4)alkoxy-{CT 
C4)alkyl, (Cj-CglAlkenyl, Halo-iCj-CglAlkenyl, (C2-C6) Alkinyl, Halo-(C2- 
Cglalkinyl, {CTC4)Alkylamlno-(Ci-C4)alkyl, Di-[(Ci -C4)alkyl]-amino-(Ci- 
C4)alkYl, (C3-C9)Cycloalkylamino-(CT-C4)alkyl, (Cg-CglCycloalkyi, Hetero- 
cyciyl-(C,-C4)alkyl mit 3 bis 9 Ringgliedern, wobei die cyciischen 
Gruppen in den letztgenannten 3 Resten unsubstituiert oder durch einen 
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Oder mehrere Reste, vorzugsweise bis zu drei Reste, aus der Gruppe 
{CTC4)Alkyl, Halogen und Cyano substituiert sind, Oder Phenyl, Phenoxy, 
Phenyicarbonyl, Phenoxycarbonyl, Phenylcarbonyl-(Ci-C4)aikyl, {C^- 
C4)Alkoxy-carbonyi-(CTC4)alkyl, (Ci-C4)Alkylamino-carbonyl-(CT- 
C4)alkyl, (Ci-C4)Alkyl-carbonvl, (C^ -C4)Alkoxy-carbonyl, Mono- oder Di- 
[{Ci-C4)Alkyl]-amino-carbonyl, Phenoxy-{Ci -C4)alkyl, Phenyl-{Ci-C4)alky!, 
Heterocyclyl, Heterocyclylamino, Heterocyclyloxy, Heterocyclylthio, oder 
einen der letztgenannten 17 Reste, der im acyclischen Teil oder, 
vorzugsweise, im cyclischen Teil durch einen oder mehrere Reste aus der 
Gruppe Halogen, Nitro, Cyano, (CT-C4)Alkyl, (C^ -C4)Alkoxy, {Ci- 
C4)Alkylthio, (Ci-C4)Haloalkyl, (Ci-C4)Haloaikoxy, Formyl, {Ci-C4)Alkyl- 
carbonyl, (C1-C4) Alkoxy-carbonyl, (Ci -C4)Alkoxy, substituiert ist, wobei 
Heterocyclyl in den Resten jeweils 3 bis 9 Ringatome und 1 bis 3 
Heteroringatome aus der Gruppe N, O und S enthalt, 

Wasserstoff, Formyl, Carboxy, Cyano, Thiocyanato, Aminocarbonyl, (C,- 
C4)Alkyl, Cyano-(Ci-C4)alkyt, (CT-C4)Alkoxy, (CTC4)Alkylamino. Di-[(Ci- 
C4)alkyl]-amino, Halo-{CTC4)alkyl, Hydroxy-ICi -C4)alkyl, (Ci-C4)Alkoxy- 
(Ci-C4)alkyl. Halo(CT-C4)alkoxy-{Ci-C4)alkyi, (C^ -C4)Alkylthio, Halo-iC,- 
C4)alkylthio, (C2-C5)Alkenyl, Halo-(C2-C6)alkenyl, (C2-C6)Alkinyl, Halo- 
(C2-C6)alkinyl, (CT-C4)Alkylamino-(Ci-C4)alkyl, Di-[(Ci-C4)alkyl]-amino- 
(Ci-C4)alkyl, {C3-Cg)Cycloalkyiamino-(CT-C4)alkyl, (Cg-CglCycloaikyI, 
Heterocyclyl-(Ci-C4)alkyl mit 3 bis 9 Ringgliedern, wobei die cyclischen 
Gruppen in den letztgenannten 3 Resten unsubstituiert oder durch einen 
Oder mehrere Reste, vorzugsweise bis zu drei Reste, aus der Gruppe (C^- 
C4)Alkyl, Halogen und Cyano substituiert sind, oder Phenyl, Phenoxy, 
Phenyicarbonyl, Phenoxycarbonyl, Phenyicarbony[-{Ci -C4)alkyl, (C,- 
C4)Alkoxy-carbony!-{Ci-C4)a!kyl, (CTC4)Alkylamino-carbonyl-(CT 
C4)alkyl, (Ci-C4)Alkyl-carbonyl, (C^ -C4)Alkoxy-carbonyl, Mono- oder Di- 
[(CT-C4)AlkylJamino-carbonyl, Phenoxy-{CTC4)alkyl, Phenyl-|CT-C4)alkyl, 
Heterocyclyl, Heterocyclylamino, Heterocyclyloxy, Heterocyclylthio, oder 
einen der letztgenannten 17 Reste, der im acyclischen Teil oder. 
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vorzugsweise, im cyclischen Teii durch einen oder mehrere Reste aus der 
Gruppe Halogen, Nitro, Cyano, (C^-C4)Alkyi, {C^-C4)All<oxy, (C^- 
C4)Alkylthio, (CT-C4)Haloalkyl, (C^ -C4)Haloalkoxy, Formyi, (Ci-C4)Alkyl- 
carbonyl, (Ci-C4)Alkoxy-carbonyl und (C^-C4)Alkoxy substituiert ist, 
wobei HeterocyciyI in den Resten jeweils 3 bis 9 Ringatome und 1 bis 3 
Heteroringatonne aus der Gruppe N, O und S enthalt, 
R wenn n = 1 ist, und die Reste R°, jeweils unabhangig voneinander, wenn 
n grower als 1 ist, Halogen, Hydroxy, Amino, Nitro, Formyl, Carboxy, 
Cyano, Thiocyanato, Aminocarbonyl, (C^-C4)Alkyl, Cyano-(CT-C4)alkyl, 
ICTC4)Aikoxy, (CTC4)Alkylamino, Di-[{C^ -C4)alkyl]-annino, Halo- 
{Ci-C4)alkyl, Hydroxy-(CTC4)alkyl, (Ci-C4)A!koxy-(Ci-C4)alkyl, HaIo(C^- 
C4)alkoxy-(C^-C4)aikyl, (CTC4)AlkyIthio, Halo-lC^ -C4)alkylthio, 
{C2-Ce)Alkenyl, Haio-(C2-C6) Alkenyl, (C2-C6) Alkinyl, Halo-(C2-C6)alkinyl, 
(Ci-C4)Alkylannino-(Ci-C4)alkyl, Di-[(Ci-C4)alkyl]-annino-{Ci-C4)alkyl, 
(C3-C9)Cycloalkylamino-{CT-C4)alkyi, (Co-CglCycloalkyI, Heterocyclyl- 
(C^-C4)alkyi nnit 3 bis 9 Ringgliedern, wobei die cyclischen Gruppen in 
den letztgenannten 3 Resten unsubstituiert oder durch einen oder 
mehrere Reste, vorzugsweise bis zu drei Reste, aus der Gruppe 
(CTC4)Alkyl, Halogen und Cyano substituiert sind, oder Phenyl, 
Phenoxy, Phenylcarbonyl, Phenoxycarbonyl, Phenylcarbonyl-(C^-C4)alkyl, 
{Ci-C4)Alkoxy-carbonyl-(C^-C4)alkyt, (0^-04) Alky lamino-carbonyl-(C^- 
C4)alkyl, {CT-C4)Alkyl-carbonyl, (CTC4)Alkoxy-carbonyl, Di-[(Ci- 
C4)Alkyl]-amino-carbonyl, Phenoxy-(C^ -C4)alkyl, Phenyl-(C-,-C4)alkyl, 
HeterocyciyI, Heterocyclylamino, Heterocyciyloxy, Heterocyclylthio oder 
einen der letztgenannten 17 Reste, der im acyclischen Teii oder, 
vorzugsweise, im cyclischen Teii durch einen oder mehrere Reste aus der 
Gruppe Halogen, Nitro, Cyano, (C^ -C4) AlkyI, (C^ -C4) Alkoxy, 
{C^-C4)Alkylthio, (CTC4)Haloalkyl, (C^ -C4)Ha!oalkoxy, Formyl, 
(C-,-C4)Alkyl-carbonyl, (C^ -C.) Alkoxy-carbonyl, (CTC4)Alkoxy, 
substituiert ist, 

wobei HeterocyciyI in den Resten jeweils 3 bis 9 Ringatome und 1 bis 3 
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Heteroringatome aus der Gruppe N, O und S enthalt oder 
wobei zwei benachbarte Reste gemeinsam einen ankondensierten 
Cyclus mit 4 bis 6 Ringatomen bedeuten, der carbocyclisch ist oder 
Heteroringatome aus der Gruppe O, S und N enthalt und der 
unsubstituiert oder durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe 
Halogen, (Ci-C4)Alkyl und Oxo substituiert ist, 
^, und weitere Gruppen Y^, wenn m 2, 3 oder 4 ist, jeweils unabhangig 
voneinander 

eine divalente Gruppe der Formel CR^r"^, wobei R^ und gleich 
Oder verschieden sind und jeweils einen wie weiter unten 
definierten Rest bedeuten, oder 

eine divalente Gruppe der Formel -0-, -S-, -SO-, SO2, -CO-, -CS-, 

-CH(OR*)-, -C(=NR*)-, -NR*- oder -N{0)-, wobei R* Wasserstoff 

Oder AlkyI mit 1 bis 4 C-Atomen ist, oder 

Y^ Oder Y^ eine direkte Bindung, 
wobei zwei Sauerstoffatome der Gruppen Y^bis Y^ nicht benachbart sind, 
Wasserstoff, Formyl, Carboxy, Cyano, Thiocyanato, Aminocarbonyl, (0,- 
C4)Alkyl, Cyano-(CTC4)aikyl, (CT-C^lAlkoxy, (CT-C4)Alkylamino, Di-[(Ci- 
C4)alkyl]-amino, Halo-(Ci-C4)alkyl, Hydroxy-(Ci-C4)aikyl, (C,-C4)Alkoxy- 
{CTC4)alkyl, Halo(Ci-C4)alkoxy-(CT-C4)alkyl, (Ci -C4)Alkylthio, Halo-{Ci- 
C4)alkylthio, (C2-Ce)Alkenyl, Halo-(C2-C6)Alkenyl, (Cj-CelAlkinyl, Halo- 
(Cj-Cglalkinyl, (Ci-C4)Alkylamino-(Ci-C4)alkyl, Di-[(Ci-C4)alkyll-amino- 
(CTC4)alkyl, (C3-Cg)Cycloalkylamino-(CT-C4)alkyl, (C3-C9)Cyclo-alkyl, 
Heterocyclyl-(CTC4)alkyl mit 3 bis 9 Ringgliedern, wobei die cyclischen 
Gruppen in den letztgenannten 3 Resten unsubstituiert oder durch einen 
Oder mehrere, vorzugsweise bis zu drei Reste, aus der Gruppe (0^- 
C4)Alkyl, Halogen und Cyano substituiert sind, oder Phenyl, Phenoxy, 
Phenylcarbonyl, Phenoxycarbonyl, Phenylcarbonyl-(Ci -C4)alkyl, [Cy 
C4)Aikoxy-carbony!-(Ci-C4)alkyl, (CTC4)Alkylamino-carbonyl-{CT- 
C4)alkyl, ICTC4)Alkyl-carbonyl, {CT-C4)Alkoxy-carbonyl, Mono- oder Di- 
[(CT-C4)Alkyi]-amino-carbonyl, Phenoxy-IC, -C4)a!kyi, Phenyl-(Ci-C4)alkyl, 
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Heterocyclyl, Heterocyclylamino, Heterocyclyloxy, Heterocyclylthio, Oder 
einen der letztgenannten 17 Reste, der im acyclischen Teil oder, 
vorzugsweise, im cyclischen Teil durch einen oder mehrere Reste aus der 
Gruppe Halogen, Nitro, Cyano, {C^-C4)AlkyL (0^04) Alkoxy, (C^- 
C4)AIkylthio, {CTC4)Haloaikyl, (C^ -C4)HaloaIkoxy, Formyi, (CTC4)Alkyl- 
carbonyl, (C^-C4)Alkoxy-carbonyl, (C^ -C4)Alkoxy, substituiert ist, 
wobei Heterocyciyi in den Resten jeweils 3 bis 9 Ringatome und 1 bis 3 
Heteroringatonne aus der Gruppe N, O und S enthalt, 

nn 0, 1, 2, 3 oder 4, insbesondere 1 oder 2, und 

n O, 1, 2, 3 Oder 4, insbesondere 0, 1 oder 2, 

bedeuten. 



Bevorzugte erfindungsgemafie Verbindungen der Formel (I) und deren Salze sind 
solche, worin 

R , R unabhangig voneinander Wasserstoff, Amino, Formyl, {C-,-C4)Alkyl, 

(CTC4)Alkyl-carbonyl, (C-, -C4) Alkoxy-carbonyl oder Aminocarbonyl oder 

R und R gemeinsam mit dem Stickstoffatom der Gruppe NR^R^ einen 
heterocyclischen Rest mit 3 bis 6 Ringatomen und 1 bis 2 
Heteroringatomen, wobei neben dem N-Atom das gegebenenfalls weitere 
Heteroringatom aus der Gruppe N, O und S ausgewahlt Ist und der Rest 
unsubstituiert oder durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe 
Haiogen, (C^-C4)Alkyl und Oxo substituiert ist, 

R^ Wasserstoff, Carboxy, Cyano, (C^-CglAlkyl, Cyano-iC^ -C4)alkyL Halo- 
(Ci-C4)aikyl, Hydroxy-iC^ -C4)alkyL (CTC4)Alkoxy-(C^-C4)aikyl, Halo(CT 
C4)aikoxy-{C^-C4)alky!, (C2-Cg)Alkenyi, Halo-{C2-C6) Alkenyl, (0^ 
C4)Alkylamino-(CT-C4)alkyl, Di-fiC^ -C4)alkyl]-amino-{CT -C4)aikyl, 
(C3-C9)Cycloalkyiamino-(CTC4)alkyL (C3-C9)Cycloalkyl, (C3- 
Cg)Cycloalkyi-(C^-C4)alkyi, Heterocyclyl-(C^-C4)alkyl mit 3 bis 9 
Ringgliedern, wobei die cyclischen Gruppen in den letztgenannten 4 
Resten unsubstituiert oder durch einen oder mehrere Reste, vorzugsweise 
bis zu drei Reste, aus der Gruppe (CT-C4)Alkyl und Halogen substituiert 
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sind, Oder Phenyl, Phenyicarbonyi, Phenylcarbonyi-(C, -C4)alkyl, (C-,- 
C>,)Alkoxy-carbonyl-(C,-C^;aikyi, {C^-C^lAlkyiamino-carbonyl-IC-,- 
C4)alkyl, (C^-C4)Alkyi-carbonyl, {C. -C. lAlkoxy-carbonyi, Phenoxy-(CT- 
C4)alkyi, Phenyi-iC^-C^lalkyL Heterocyciyi, Oder einen der letztgenannten 
10 Reste, der im acyclischen Teil oder, vorzugsweise, im cyclischen Tail 
durch einen oder nnehrere Reste aus der Gruppe Halogen, Nitro, (C^- 
C4)Aikyl, (CTC4)Aikoxy, (C, -C4)Haloaikyl, (C. -C4) Alkyl-carbonyl, {C^- 
C4)Alkoxy-carbonyl, (C^ -C4)Alkoxy, subsiituiert ist, 

wobei Heterocyclyl in den Resten jeweils 3 bis 7 Ringatonne und 1 bis 3 
Heteroringatonne aus der Gruppe N, O und S enthalt, 
R"^ Wasserstoff, Annino, Formyl, Anninocarbonyl, (C^ -C4) AlkyI, Cyano-(C-,- 
C4)alkyL (Ci-C4)Aikylannino, {C,-C4)Alkoxy-(CT-C4)aikyL (C2-Cg)Alkenyl, 
Halo-(C2-C5)alkenyl, (C2-C5)Alkinyl, Phenyl, (C^ -C4) Alkyl-carbonyi, 
(CTC4)Alkoxy-carbonyl, Phenoxy-{C. -C4)alkyl, Phenyl-(C^ -C4)alkyl, oder 
einen der letztgenannten 5 Reste, der im acyclischen Teil oder, 
vorzugsweise, im cyclischen Teil durch einen oder mehrere Reste aus der 
Gruppe Halogen, (C-, -C4) AlkyI, (0^-04) Alkoxy substituiert ist, 
R^ Wasserstoff, {CT-C4)Alkyi, (C2-Cs)Alkenyl oder (C2-Ce) Alkinyi, 
R wenn n = 1 ist, und die Reste R , jeweils unabhangig voneinander, wenn 
n ^rdfter als 1 ist, Halogen, Hydroxy, Amino, Nitro, Formyl, Carboxy, 
Cyano, (C^-C4)Alkyl, Cyano-(CTC4)alkyl, (0^04) Alkoxy, 
{Ci-C4)Alkylamino, Halo-(C. -C4)alkyt, Hydroxy-(Cn -C4)alkyl, 
(C^-C4)Alkoxy-(C,-C4)alkyl, (C2-C5) Atkenyl, (C2-C6) Alkinyi, 
{CTC4)Alkylamino-(C^-C4)alkyl oder Phenyl, Phenoxy, Phenylcarbonyl 
Oder einen der letztgenannten 3 Reste, der durch einen oder mehrere 
Reste aus der Gruppe Halogen, (C-, -C.) Alky! und (C^-C.lAlkoxy 
substituiert ist, 

eine direkte Btndung oder CH2, 
(Y^)^ einen divalenten Rest der Formei -CH2-, -CH(CH3)-, -C(CH3)2-, -CH2CH2-, 
-CH(CH3)-CH2-, •CH(CH3)-CH{CH3)-, -CH2CH(CH3)-, -CH(C6H5)-CH2-, 
-CH2CH(C5H5)- Oder -CH(CH3)-CH(CgH5)-, 
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eine direkte Bindung Oder einen divalenten Rest der Formel GH2, 
-CH(CH3)., -C(CH3)2-, CH{OH), -0-. CO, SO2, NH, N{CH3), N{C2H5), 
N(n-C3H7), N(i-C3H7), N(n-C4H9), Nd-C^Hg), NIs-C^Hg), N(t-C4H9), 
N(CgH5) Oder N{CH2C6H5), vorzugswetse eine direkte Bindung, CH2, -O- 
Oder -S-, und 

n 0, 1 , 2 Oder 3 

bedeuten. 

Besonders bevorzugte erfindungsgemalSe Verbindungen der Formel (1) und 
deren Saize sind solche, worin 

R , R unabhangig voneinander Wasserstoff oder (C^-C4)Alkyl oder 
R^ und R^ genneinsam mit dem Stickstoffatonn der Gruppe NR^R^ einen 

gesattigten heterocyciischen Rest nnit 3 bis 6 Ringatomen und 1 bis 2 
Heteroringatonnen, wobei neben dem N-Atom das gegebenenfalls weitere 
Heteroringatom aus der Gruppe N und O ausgewahit ist, 
R^ (CT-Cg)Alkyl, Cyano-(Ci-C4)alkyl, (C^-C^lHaloalkyl, Hydroxy-{Ci-C4)alkyl, 
{CT-C4)Alkoxy-(CTC4)alkyi, Halo(CTC4)alkoxy-(CTC4)aikyl, (C2- 
CglAlkenyl, Haio-(C2-C6)AlkenyL (CT-C4)AIkylamino-{CT-C4)alkyl, Di-((Ci- 
C4)alkyl]-amino-(C-,-C4)alkyl, (C3-Cg)Cycloaikylamino-{Ci-C4)alkyl, {C3- 
CglCycloalkyl, (C3-C9)Cycloaikyl-(Ci-C4)aikyi, gesattigtes Heterocyclyl- 
(C^-C4)alkyi, wobei die cyclischen Gruppen in den letztgenannten 4 
Resten unsubstituiert oder durch einen oder mehrere Reste, vorzugsweise 
bis zu drei Reste, aus der Gruppe (CT-C4)Alkyi und Halogen substituiert 
sind, Oder Phenyl, Phenyicarbonyl-CC^ -C4)alkyl, (Ci-C4)Alkoxy-carbonyl- 
(CT-C4)alkyL (CTC4)Alkylamino-carbonyi-{CTC4)alkyI, Phenoxy-(C^- 
C4)alkyl, Phenyl-(CTC4)alkyl, Heterocyclyl, oder einen der letztgenannten 
7 Reste, der im acyclischen Teil Oder, vorzugsweise, im cyclischen Teil 
durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, Nitro, (C^- 
C4)Alkyl, (CTC4)Alkoxy, (CT-C4)Haloalkyl, (C T-C.lAlkyl-carbonyl, (C^- 
C4)Alkoxy-carbonyl und (C^ -C4)Alkoxy substituiert ist, 
wobei Heterocyclyl in den Resten jeweiis 3 bis 7 Ringatome und 1 bis 3 
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Heteroringatome aus der Gruppe N, O und S enthalt, 
R'* Wasserstoff, Amino, Fcrmyl, Aminocarbonyl, (C, -C^lAlkyl, Cyano-IC,- 
C4)alkyl, (Ci-C4)Alkyiamino, (C, -C^lAlkoxy-IC^ -C,)alkyl, (C2-C6)Alkenyl, 
Halo-(C2-Ce)alkenyl, (C2-C6)Alkinyl, Phenyl, (CTC4)Alkyl-carbonyl, 
(C,-C4)Alkoxy-carbonyl, Phenoxy-(C, -C,)alkyl, Phenyl-(C, -C^jalkyl, oder 
einen der letztgenannten 5 Reste, der im acyclischen Teil oder, 
vorzugsweise, \m cyciischen Teil durch einen oder mehrere Reste aus der 
Gruppe Halogen, (Ci-C4)Alkyl, (Ci-C^lAlkoxy subsTituiert ist, 
Wasserstoff oder (CTC4)Alkyl, 
R^ wenn n = 1 ist, und die Reste R^, jeweils unabhangig voneinander, wenn 
n grower als 1 ist. Halogen, (C.-C^IAIkyl, (C, -C^IAIkoxy oder Halo-(C,- 
C4)alkyl, 

eine direkte Bindung oder CH2, 
(Y2)^ einen divalenten Rest der Formel CH2 Oder CH2CH2, vorzugsweise 

CH2CH2/ 

y3 eine direkte Bindung, CH2, -O- oder -S-, vorzugsweise CH2, und 

n 0, 1, 2 Oder 3 

bedeuten. 

Gegenstand der vorliegenden Erfindung ist auch ein Verfahren zur Herstellung 
der Verbindungen der allgemeinen Formel (I) oder deren Saize, dadurch 
gekennzeichnet, daS man 



a) eine Verbindung der Formel (II) , 



R -R'' (II) 

worin Ri3 eine funktionelle Gruppe aus der Gruppe Carboxy und Derivate 
der Carboxygruppe, beispielsweise Carbonsaureester, 
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Carbonsaureorthoester, Carbonsaurechiorid, Carbonsaureamid, 

Carbonsaureanhydrid Trichlormethylketo und Trichlormethyl bedeutet, 

mit einem Biguanidid der Formel (III) oder einem Saureadditionssalz hiervon 




umsetzt Oder 
b) eine Verbindung der Formel (IV), 




worin R einen austauschfahigen Rest oder eine Abgangsgruppe 
bedeutet, z.B. eine Abgangsgruppe wie Chlor, Trichlormethyl, 
(C^-C4)Alkylsulfonyl und unsubstituiertes oder substituiertes Phenyl- 
(C^-C^lalkylsulfonyl oder (C-, -C4)A!kyl-phenyisuifonyl, 

mit einem geeigneten Amin der Formel (V) oder einem Saureadditionssalz 
hiervon 




umsetzt Oder 



c) ein Diamino-1 ,3,5-triazin der Formel (VI) 
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l\l ^ N 



A. 



(VI) 



mit einem Isocyanat der Formel (VII) 



(Y') 



umsetzt. 



(VII) 



wobei in den Formein (11), (III), (IV), (V), (Vl) und (VII) die Reste R\ R^, R^, R"^, 
und R^ sowie y\ Y^, Y^, nn und n wie in Formel (I) definiert sind. 

Die Umsetzung der Verbindungen df Formein (II) und {III) erfotgt vorzugsweise 
basenkatalysiert in einem inerten organischen Losungsmittel, wie z.B. 
Tetrahydrofuran (THF), Dioxan, Acetonitrii, Dimethylformamid (DMF), Methanol 
und Ethanol, bei Temperaturen zwischen -10 °C und dem Siedepunkt des 
Losungsmittels, vorzugsweise bei 20 bis 60 °C; falls Saureadditionssalze 
der Formel (III) verwendet werden, setzt man diese in der Regel mit Hilfe einer 
Base in situ frei. Als Basen bzw, basische Katalysatoren eignen sich 
Alkalihydroxide, Alkalihydride, Alkalicarbonate, Aikalialkoholate, 
Erdatkalihydroxide, Erdalkaiihydride, Erdalkalicarbonate oder organische Basen 
wie Triethylamin oder 1 ,8-Diazabicylco[5.4.0]undec-7-en (DBU). Die jeweilige 
Base wird dabei beispieisweise im Bereich von 0,1 bis 3 Molaquivaienten 
bezogen auf die Verbindung der Formel (Hi) eingesetzt. Die Verbindung der 
Formel (II) kann im Verhaltnis zur Verbindung der Formel (III) beispieisweise 
aquimolar oder mit bis zu 2 Molaquvalenten UberschufS eingesetzt werden. Die 
Verfahren sind in analoger Weise aus der Literatur bekannt (vergleiche: 
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Comprehensive Heterocyclic Chemistry, A.R. Katritzky, C.W. Rees, Pergamon 
Press, Oxford, New York, 1984, Vol.3; Part 2B; ISBN 0-08-030703-5, S.290). 

Die Umsetzung der Verbindungen der Formel (IV) und (V) erfolgt vorzugsweise 
basenkatalysiert in einem inerten organischen Losungsmittel, wie z.B. THF, 
Dioxan, Acetonitril, DMF, Methanol und Ethanol, bei Temperaturen zwischen 
-10 °C und dem Siedepunkt des jeweiligen Losungsmittels oder 
Ldsungsmittelgemisches, vorzugsweise bei 20 °C bis 60 °C, wobei die 
Verbindung (V), falls als Saureadditionssalz eingesetzt, gegebenenfails in situ 
mit einer Base freigesetzt wird. Als Basen bzw. basische Katalysatoren eignen 
sich Alkalihydroxide, Alkalihydride, Alkalicarbonate, Alkaiialkoholate, 
Erdalkalihydroxide, Erdalkalihydride, Erdalkalicarbonate Oder organische Basen 
wie Triethylamin oder 1 ,8-Diazabicylco[5.4.0]undec-7-en (DBU). Die jeweilige 
Base wird dabei in der Regel im Bereich von 1 bis 3 Molaquivalenten bezogen 
auf die Verbindung der Formel (IV) eingesetzt, die Verbindung der Formel (IV) 
kann beispielsweise aquimolar zur Verbindung der Formel (V) oder mit bis zu 2 
Molaquvaienten UberschuB eingesetzt werden. Die entsprechenden Verfahren 
sind im Prinzip aus der Literatur bekannt (vgl. Comprehensive Heterocyclic 
Chemistry, A.R, Katritzky, C.W. Rees, Pergamon Press, Oxford, New York, 
1984, Vol.3; Part 2B; ISBN 0-08-030703-5, S. 482). 

Die Umsetzung der Diamino-1 ,3,5-triazine der Formel (VI) mit Isocyanaten der 
Formel (VII) erfolgt vorzugsweise basenkatalysiert in einem inerten organischen 
Losungsmittel, wie z.B. Tetrahydrofuran (THF), Dioxan, Acetonitril, 
Dimethylformamid (DMF) bei Temperaturen zwischen -10 °C und dem 
Siedepunkt des Losungsmittel, vorzugsweise bei 20 ^C bis 60 °C. Als Basen 
bzw. basische Katalysatoren eignen sich Alkalihydroxide, Alkalihydride, 
Alkalicarbonate, Alkaiialkoholate, Erdalkalihydroxide, Erdalkalihydride, 
Erdalkalicarbonate oder organische Basen wie Triethylamin oder 1,8- 
Diazabicylco[5.4.0]undec-7-en (DBU). Die jeweiiige Base wird dabei 
beispielsweise im Bereich von 0,5 bis 3 Molaquivalenten bezogen auf die 
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Verbindung der Formal (VI) eingesetzt. Die Verbindung der Formal (Vll) kann im 
Varhaitnis zur Varbindung dar Forme! (VI) beispialswaisa aquimolar odar mit 
geringam UberschuB aingesetzt warden. Dia entsprechenden Varfahren fur 
acyclischa und aromatische Darivate sind im Prinzip aus dar Literatur bekannt 
(vergl. B. Singh; Hetaroyclas, 1993, 34, S. 929 - 935). 

Dia Edukta der Formein (II), (III). (iv), (V), (VI) und (Vll) sind entweder 
kommarziall erhaltlich odar konnen nach oder analog literaturbakannten 
Varfahren hergastellt warden. Die Verbindungan konnen beispialswaisa auch 
nach ainem dar nachfolgend beschriebenan Verfahran hergastellt warden. 

Die Biguanidide der Formal (111) konnen beispielsweisa durch Reaktion von 
Cyanoguanidinen der Formal 

R^r2n-C(=NH)-NH-CN 

worin Ri und r2 wie. in Formal (I) definiert sind, mit Aminen der genannten 
Formel (V), vorzugsweise in Form dar Hydrohalogenide Oder anderer 
Saureadditionssaize, erhalten warden. 

Hiarzu konnen beispieisweise beide Komponenten in einem inarten 
Losungsmittel, z.B. einem hohersiedenden, gegebanenfalls chloriertan 
Kohlenwassarstoff wie Dichlorbenzol, auf 100 bis 190°C erhitzt warden, wobei 
die als Saize anfallenden Biguanidine durch Absaugen isoliert werden konnen. 
Entsprechend Verfahran sind bekannt; siehe beispieisweise L. L. Shapiro, V. A. 
Parrino, L. Freedmann in JACS 81 (1959) 3728 oder H. M. Eisa, A. S. Tantawy 
und M. M. Kerdawy in Pharmazie 46 (1991) 182 ff. Die Umsatzungen konnen 
gegebanenfalls durch Zusatz von Metallsalzen wie Kupfer(ll)sulfat, 
ZinkdDchlorid oder Eisen(lll)chiorid katalysiert werden (T. Suyama, T. Soga, K. 
Miauchi in NIPPON KAGAKU KAISHI (1989). (5), 884-887), wobai die Reaktion 
darn zumaist bei niedrigaren Temparaturan im Bereich von 50°C bis zum 
RuckfluR der betreffenden Losungsmittel erfolgen kann. Gegebenenfalls kann 
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die Reaktion in einer Vielzahi von Losungsnnittein wie Tetrahydrofuran (THF), 
Dioxan, Alkoholen oder Ethern durchgefuhrt werden. 

Die fur die Hersteliung der Biguanidine der Forme! (Ill) eingesetzten Annine der 
Formel (V) werden auch in denn alternativen Verfahren b) zur Hersteliung von 
Verbindungen (I) eingesetzt (siehe unten). 

Die Verbindung der Formel {IV), oder eine direkte Vorstufe davon, laSt sich 
beispielweise wie folgt herstellen: 

1. Durch Reaktion einer Verbindung der Formel (II) mit einem Amidino- 
thioharnstoff-Derivat der Formel (VIII), 



worin R^^ (CTC4)-Alkyl oder Phenyi-{C^-C4)-alkyl bedeutet und R^ und 
R^ wie in Formel (1) definiert sind, werden Verbindungen der Formel (IV) 
erhalten, in denen R^"^ = -SR''^ bedeutet. 





IS 



Durch Umsetzung eines cyclischen Amidins der Forme! (IX) oder eines 



Saureadditionssalzes davon, 




NH 




worin wie in Formel (I) definiert ist, 

mit einem N-Cyanodithioiminocarbonat der Formel (X), 
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T « (X) 

S. 



worin R^^ (CTC4)-Alky! Oder PhenYl-(C-,-C4)-alkYl bedeutet, werden 
Verbindungen der Formel (IV) erhalten, worin R^'^ -S-R^^ bedeutet. 



3. Durch Umsetzung eines Alkaii-dicyanamids mit einem cyclischen 
Carbonsaurederivat der genannten Formel (II) werden Verbindungen der 
Formel (IV) erhalten, worin R^"* = NH2 bedeutet, 

4. Durch Umsetzung von Trichioracetonitrii mit einem Carbonsaurenitril der 
Formel (XI) 

N^-R^ (X!) 

worin R^ wie in Formel (I) definiert sind, werden zunachst Verbindungen 
der Formel (XII) 



R 



worin R^^ = CCI3 ist, erhatten, welche durch nachfolgende Umsetzung 
mit Verbindungen der Formel HNR^R^ (R^ und R^ wie in Formel (I)), zu 
Verbindungen der Formel (IV), worin R^''' = CCI3 bedeutet, fuhren, 

Gegebenenfalls konnen analog den vorstehenden Verfahren unter 1.-4. auch 
andere Zwischenprodukte der Formel (X!l) mit 2 austauschfahigen Gruppen R^"* 
hergestellt werden (vgl. Formel (IV)) und die austauschfahigen Gruppen 
nacheinander mit geeigneten Aminen Oder Ammoniak substituiert werden, um 
analog aligemein bekannten Verfahrensweisen zu Verbindungen der Formel (IV) 
bzw. Formel (I) zu gelangen. Ebenso konnen auch kommerzieil erhaltliche 
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Verbindungen Oder nach anderen Verfahren herstellbare Verbindungen der 
Formel (Xil) entsprechend modifiziert werden. 

Gegebenfalls konnen analog den vorstehenden Verfahren unter 1.-4. erhaitene 
Zwischenprodukte der Formel (IV) oder (XII), worin R^"^ (CT-C4)-Alkylthio Oder 
Phenyl-(C^-C4)-alkylthio bedeutet, durch eine Chlorierung oder Oxidation in 
reaktionsfahigere Derivate der Fornneln (IV) oder (XII) unngewandelt werden. 

Die Unnsetzung der Carbonsaurederivate der Fornnel (II) mit den 
Annidinothioharnstoff-Derivaten der Formel (VIII) erfolgt vorzugsweise 
basenkatalysiert in einem organischen Losungsmittel, wie z.B. Aceton, THF, 
Dioxan, Acetonitril, DMF, Methanol, Ethanol, bei Temperaturen von -10 °C bis 
2um Siedepunkt des Losungsmittel, vorzugsweise bei 0 "^C bis 20 °C. Die 
Umsetzung kann aber auch in Wasser oder in wassrigen 
Losungsmitttelgemischen mit einem oder mehreren der obengenannten 
organischen Losungsmittein erfolgen. Falls (VIII) ais Saureadditionssalz 
eingesetzt wird, kann es gegebenenfalls in situ mit einer Base freigesetzt 
werden. Als Basen bzw. basische Katalysatoren eignen sich Alkalihydroxide, 
Alkalihydride, Alkalicarbonate, Alkalialkoholate, Erd'alkalihydroxide, 
Erdalkalihydride, Erdalkaiicarbonate oder organische Basen wie Triethylamin 
Oder 1 ,8-DiazabicyIco[5.4.01undec-7-en (DBU). Die jeweiiige Base wird dabei im 
Bereich von 1 bis 3 Molaquivalenten bezogen auf die Verbindung der 
Formel (VIII) eingesetzt. Verbindungen der Formel (II) und (VIII) konnen 
beispielsweise aquimolar oder mit bis zu 2 Molaquivalenten UberschuR an 
Verbindung der Formel (II) eingesetzt werden (zu analogen Verfahren vergl.: 
H. Eilingsfeld, H. Scheuermann, Chem. Ber.; 1967, 100, 1874). 

Die Umsetzung der Amidine der Formel (IX) mit den N-Cyanodithio- 
iminocarbonaten der Formel (X) erfolgt vorzugsweise basenkatalysiert in einem 
inerten organischen Losungsmittel, wie z.B. Acetonitril, DMF, Dimethylacetamid 
(DMA), N-Methylpyrrolidon (NMP), Methanol und Ethanol, bei Temperaturen 
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von -10°C bis zum Siedepunkt des Losungsmittels, vorzugsweise bei 20°C bis 
80°C. Falls (IX) als Saureadditionssalz eingesetzt wird, kann es gegebenenfalls 
in situ mit einer Base freigesetzt werden. Als Basen bzw. basische 
Katalysatoren eignen sich Alkalihydroxide, Alkalihydride, Alkalicarbonate, 
Alkalialkoholate, Erdaikalihydroxide, Erdalkaiihydride, Erdalkalicarbonate Oder 
organische Basen wie Triethylamin oder 1 ,8-Diazabicylco(5.4.0]undec-7-en 
(DBU). Die jeweiiige Base wird dabei in Bereich von 1 bis 3 Molaquivalenten 
bezogen auf die Verbindung der Formei (X) eingesetzt, Verbindungen der 
Fornnein (IX) und (X) konnen in der Regel aquimolar oder mit 2 Molaquivalenten 
UberschuS an Verbindung der Formei (IX) eingesetzt werden (Analoge 
Verfahren siehe: T.A. Riley, W.J. Henney, N.K. Dailey, B.E. Wilson, R.K. 
Robins; J. Heterocyclic Chem.; 1986, 23 (6), 1706-1714). 

Die Herstellung von Zwischenprodukten der Formei (XII) mit R^'^ = Chlor kann 
durch Reaktion von Alkali-dicyanamid mit einem Carbonsaurederivat der 
Formei (II), wobei dann R^^ bevorzugt die funktionelle Gruppe 
Carbonsaurechlorid oder Carbonsaureamid bedeutet, erfolgen. Die Umsetzung 
der Reaktionskomponenten erfolgt beispielsweise saurekatalysiert in einem 
inerten organischen Losungsmittel wie z.B. Toluol, Chlorbenzol, chlorierten 
Kohlenwasserstoffen bei Temperaturen zwischen -10 °C und dem Siedepunkt 
des Losungsmittels, vorzugsweise bei 20 °C bis 80 °C, wobei die entstehenden 
intermediate in situ mit einem geeigneten Chlorierungsreagenz wie 
beispielsweise Phosphoroxychlorid chloriert werden konnen. Geeignete Sauren 
sind z.B. Halogenwasserstoffsauren, wie HCI, oder auch Lewis-Sauren, wie z.B. 
AICI3 Oder BF3 (vergi. US-A-5095 1 1 3, DuPont). 

Die Herstellung von Zwischenprodukten der Formei (XII) mit R^* = 
Trihalogenmethyl kann durch Reaktion der entsprechenden 

Trihalogenessigsaurenitrile mit einem Carbonsaurenitril der Formei (XI) erfolgen. 
Die Umsetzung der Reaktionskomponenten erfolgt beispielsweise 
saurekatalysiert in einem inerten organischen Losungsmittel wie z.B. Toluol, 
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Chlorbenzol, chlorierten Kohlenwasserstoffen bei Temperaturen zwischen 
-40 °C und dem Siedepunkt des Losungsmittels, vorzugsweise bei -10 °C bis 
30 °C. Geeignete Sauren sind z.B. Halogenwasserstoffsauren wie HCI Oder 
auch Lewis-Sauren wie z.B. AICI3 Oder BF3 (vgi. EP-A-1 30933, Ciba Geigy). 

Zwischenprodukte der Formeln (IV) Oder (Xll), worin R^"^ = (Ci-C4)Alkyt- 
mercapto oder unsubstituiertes oder substituiertes Phenyl-{Ci"C4)-alkylmercapto 
ist, konnen in einem inerten organischen Losungsmittel wie z .B. Toluol, 
Chlorbenzol, chlorierten Kohlenwasserstoffen oder anderen bei Temperaturen 
zwischen -40°C und dem Siedepunkt des Losungsmittel, vorzugsweise bei 
20 °C bis 80 °C, mit einem geeigneten Chlorierungsreagenz wie z.B. 
elementarem Chlor oder Phosporoxychlorid zu reaktionsfahigeren Chlortriazinen 
der Formel (IV) oder (XII), worin R^^ = CI ist, uberfuhrt werden (vgl. J.K. 
Chakrabarti, D.E. Tupper; Tetrahedron 1975, 31(16), 1879-1882). 

Zwischenprodukte der Formeln (IV) oder (Xil), wobei R^"^ = 
(C^-C4)Alkylmercapto oder unsubstituiertes oder substituiertes Phenyl-lC^-C^)- 
alkylmercapto oder (CTC4)Alkyl-phenylthio ist, konnen in einem geeigneten 
Losungsmittel wie z.B. chlorierten Kohlenwasserstoffen, Essigsaure, Wasser, 
Alkoholen, Aceton oder Mischungen hiervon bei Temperaturen zwischen 0°C 
und dem Siedepunkt des Losungsmittels, vorzugsweise von 20°C bis 80°C, mit 
einem geeigneten Oxidationssreagenz wie z.B. m-Chlorperbenzoesaure, 
Wasserstoffperoxid, Kaliumperoxomonosulfat oxidiert werden (vergl.: T.A. 
Riley, W.J. Henney, N.K. Dalley, B.E. Wilson, R.K. Robins; J. Heterocyclic 
Chem.; 1986, 23 (6), 1706-1714). 

Verbindungen analog der Formel (IV) erhalt man auch durch seiektive 
nucleophile Substitution von Verbindungen (XII) mit Aminen der Formel R^R^NH 
Oder Salzen hiervon, wobei das Salz in situ freigesetzt wird. Dabei wird eine der 
austauschfahigen Gruppen der Verbindungen der Formel (XII), wobei R^"^ 
beispielsweise fur Halogen, Perhalomethyl, (C^-C^jAlkylsulfinyl, (C^- 
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C,)Alkvisulfonyl oder andere literaturbekannte Abgangsgruppen steht, in einem 
geeigneten Losungsmittel wie z .B. THF, Dioxan, Alkohole, DMF oder Acetonitril 
Oder Mischungen hiervon bei Temperaturen zwischen -10°C und dem 
Siedepunkt des Losungsmittels, vorzugsweise bei 10°C bis 25 °C, gegebenfalls 
unter basischen Bedingungen mit dem Amin umgesetzt. Als Basen eignen sich 
dabei Alkalihydroxide, Alkalihydride, Alkalicarbonate, Alkaiialkoholate, 
Erdalkalihydroxide, Erdalkalihydride, Erdalkalicarbonate oder organische Basen 
wie Triethyiamin oder 1 ,8-Diazabicyico[5.4.0Jundec-7-en (DBU). Die jeweilige 
Base wird dabei in Bereich von 1 bis 3 Molaquivaienten bezogen auf die 
Verbindung der Formal (XII) eingesetzt; das Nucleophil wird in der Regei 
aquimolar oder bis zu 2 Molaquivaienten im Uberschuft eingesetzt und kann 
gegebenfalls auch selbst als Base gebraucht werden (Vgl. analogs verfahren 
aus: V.I. Kaelarev, Dibi Ammar, A.F. Lunin; Ximinya Geterosikl. Soedin., 1985, 
N1 1. 1557 - 1563). 

Amine der Formel (V) konnen beispielsweise hergestellt werden durch 
Hydrierung der entsprechenden Oxime, die ihrerseits aus den entsprechenden 
Ketonen hergestellt werden konnen. So beschreiben A. B. Sen, S. B. Singh in J. 
Ind. Chem. Soc. 43 (1966) 521 ein analoges Verfahren, wobei die Umsetzung 
von Natrium zu Natriumethanolat als Wasserstoffquelle genutzt wird. Weiterhin 
beschreiben Sarges et al. in J. Med. Chem. 16 (1973) 1003-1008 ein Verfahren 
zur Umwandlung eines Ketons in das Oxim und dessen palladiumkatalysierte 
Hydrierung zu einem entsprechenden Aminhydrochlorid. Auch sind 
Hydherungen mit Raney-Nickel bekannt (D. Barbry, D. Couturier, N. Abdeilatifi, 
D. Lesieur, C. Lespagnol; J. Heterocycl. Chem. 28 (1991) 449) oder auch 
Hydherungen mit Borwasserstoff-Verbindungen (A. K. Gosh, S. P. McKee, W. 
M. Sanders; Tetrahedron Lett. 32 (1991) 711-714). AuUerdem sind andere 
Verfahren bei entsprechenden bicyclischen Derivaten beschrieben und konnen 
zur Synthese von Aminen der Formel (V) angewendet werden. 
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Zur Herstellung der Saureadditionssaize der Verbindungen der Formel (1) 
kommen folgende Sauren in Frage: Haiogenwassersroffsauren wie 
Chlorwasserstoffsaure Oder Bromwasserstoffsaure, weiterhin Phosphorsaure, 
Salpetersaure, Schwefelsaure, mono- oder bifunktionelle Carbonsauren und 
Hydroxycarbonsauren wie Essigsaure, Maleinsaure, Bernsteinsaure, 
Fumarsaure, Weinsaure, Citronensaure, Salicylsaure, Sorbinsaure oder 
Milchsaure, sowie Sulfonsauren wie p-Toluolsulfonsaure oder 1,5- 
Naphtalindisulfonsaure. Die Saureadditionsverbindungen der Fornnel (I) konnen 
in einfacher Weise nach den ubiichen Salzbiidungsnnethoden, z.B. durch Losen 
einer Verbindung der Fornnel (1) in einem geeigneten organischen LosungsnniTTel 
wie z.B. Methanol, Aceton, Methylenchlorid oder Benzin und Hinzufugen der 
Saure be! Tennperaturen von 0°bis 100°C erhalten werden und in bekannter 
Weise, z.B. durch Abfiltrieren, isoliert und gegebenfalis durch Waschen nnit 
einem inerten organischen Losemittel gereinigt werden. 

Die Basenadditionssaize der Verbindungen der Formel (I) werden vorzugsweise 
in inerten polaren Losungsmittein wie z.B. Wasser, Methanol oder Aceton bei 
Temperaturen von 0 bis 100 °C hergestelit. Geeignete Basen zur Herstellung 
der erfindungsgemafien Satze sind beispielsweise Alkalicarbonate, wie 
Kaliumcarbonat, Alkali- und Erdalkalihydroxide, z.B. NaOH oder KOH, Alkali- 
und Erdalkalihydride, z.B. NaH, Alkali- und Erdalalkoholate, z.B. 
Natriummethanolat, Kalium-tert.Butylat, oder Ammoniak oder Ethanolamin. 

Mit den in den vorstehenden Verfahrensvarianten bezeichneten "inerten 
Losungsmittein" sind jeweils Losungsmittel gemeint, die unter den jeweiligen 
Reaktionsbedingungen inert sind, jedoch nicht unter beliebigen 
Reaktionsbedingungen inert sein mussen. 

Die erfindungsgemaflen Verbindungen der Formel (I) und deren Salze, im 
folgenden zusammen ats (erfindungsgemalie) Verbindungen der Formel (I) 
bezeichnet, weisen eine ausgezeichnete herbizlde Wirksamkeit gegen ein breites 
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Spektrum wirtschaftlich wichtiger mono- und dikotyler Schadpflanzen auf. Auch 
schwer bekampfbare perennierende Unkrauter, die aus Rhizomen, 
Wureelstocken oder anderen Dauerorganen austreiben, werden durch die 
Wirkstoffe gut erfaRt. Dabei ist es gleichgultig. ob die Substanzen im Vorsaat-, 
Vorauflauf- oder Nachauflaufverfahren ausgebracht werden. 

Im einzelnen seien beispielhaft einige Vertreter der mono- und dikotylen 
Unkrautflora genannt, die durch die erfindungsgemaSen Verbindungen 
kontroliiert werden konnen. ohne daft durch die Nennung eine Beschrankung 
auf bestimnnte Arten erfolgen soli. 

Auf der Seite der nnonokotylen Unkrautarten werden z.B. Avena, Lolium, 
Alopecurus. Phalaris, Echinochioa, Digitaria, Setaria sowie Cyperusarten aus der 
annuellen Gruppe und auf seiten der perennierenden Spezies Agropyron, 
Cynodon, Imperata sowie Sorghum und auch ausdauernde Cyperusarten gut 
erfaBt. 

Bei dikotylen Unkrautarten erstreckt sich das Wirkungsspektrum auf Arten wie 
z.B. Galium, Viola, Veronica, Lamium, Steliaria, Amaranthus, Sinapis, Ipomoea, 
Matricaria, Abutilon und Sida auf der annuellen Seite sowie Convolvulus, 
Cirsium, Rumex und Artemisia bei den perennierenden Unkrautern. 

Unter den spezifischen Kulturbedingungen im Reis vorkommende Unkrauter wie 
z.B. Sagittaria, Alisma, Eleocharis, Scirpus und Cyperus werden von den 
erfindungsgemaften Wirkstoffen ebenfails hervorragend bekampft. 

Werden die erfindungsgemaften Verbindungen vor dem Keimen auf die 
Erdoberflache appliziert, so wird entweder das Auflaufen der Unkrautkeimlinge 
vollstandig verhindert oder die Unkrauter wachsen bis zum Keimblattstadium 
heran, stellen jedoch dann ihr Wachstum ein und sterben schlieSlich nach 
Ablauf von drei bis vier Wochen vollkommen ab. 
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Bei Applikation der WirksToffe auf die grunen Pflanzenteile im 
Nachauflaufverfahren tritt ebenfails sehr rasch nach der Behandlung ein 
drastischer Wachstumsstop ein und die Unkrautpflanzen bleiben in dem zum 
Appiikationszeitpunkt vorhandenen Wachstumsstadiunn stehen Oder sterben 
nach einer gewissen Zeit ganz ab, so daS auf diese Weise eine fur die 
Kulturpflanzen schadiiche Unkrautkonkurrenz sehr fruh und nachhaltig beseitigt 
wird. 

Obgieich die erfindungsgennaften Verbindungen eine ausgezeichnete herbizide 
Aktivitat gegenuber mono- und dikotylen Unkrautern aufweisen, werden 
Kulturpftanzen wirtschaftlich bedeutender Kulturen wie z.B. Weizen, Gerste, 
Roggen, Reis, Mais, Zuckerrube, Baumwolle und Soja nur unwesentlich oder gar 
nicht geschadigt. Die voriiegenden Verbindungen eignen sich aus diesen 
Grunden sehr gut zur selektiven Bekampfung von unerwunschtem 
Pflanzenwuchs in landwirtschaftlichen Nutzpflanzungen. 

Daruberhinaus weisen die erfindungsgemalSen Substanzen hervorragende 
wachstunnsregulatorische Eigenschaften bei Kulturpflanzen auf. Sie greifen 
regulierend in den pflanzeneigenen Stoffwechsel ein und konnen damit zur 
gezielten Beeinfiussung von Pflanzeninhaltsstoffen und zur E. nteerleichterung 
wie z.B. durch Auslosen von Desikkation und Wuchsstauchung eingesetzt 
werden. Desweiteren eignen sie sich auch zur generellen Steuerung und 
Hemmung von unerwunschtem vegetativen Wachstum, ohne dabei die Pflanzen 
abzutoten. Eine Hemmung des vegetativen Wachstums spielt bei vielen mono- 
und dikotylen Kulturen eine grofie Rolle, da das Lagern hierdurch verringert Oder 
vollig verhindert werden kann. 

Die erfindungsgemafien Verbindungen konnen in Form von Spritzpulvern, 
emuigierbaren Konzentraten, verspruhbaren Losungen, Staubemittein oder 
Granulaten in den ubiichen Zubereitungen angewendet werden. Gegenstand der 
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Erfindung sind deshalb auch herbizide und pflanzenwachstumsreguiierende 
Mittel, die Verbindungen der Formel (I) enihalten. 

Die Verbindungen der Fornnel (1) kbnnen auf verschiedene Art formuliert 
werden, je nachdem welche biologischen und/oder chemisch-physikalischen 
Parameter vorgegeben sind. Als Formulierungsmoglichkeiten komnnen 
beispielsweise in Frage: Spritzpulver (WP), wassertosiiche Pulver (SP), 
wasserlosliche Konzentrate, emulgierbare Konzentrate (EC), Ennulsionen (EW), 
wie Ol-in-Wasser- und Wasser-in-OI-Emulsionen, verspruhbare Losungen, 
Suspensionskonzentrate (SO, Dispersionen auf 01- oder Wasserbasis, 
oimischbare Losungen, Kapselsuspensionen (CS), Staubemittel (DP), Beiznnittei, 
Granulate fur die Streu- und Bodenapplikation, Granulate (GR) in Form von 
Mikro-, SprCih-, Aufzugs- und Adsorptionsgranulaten, wasserdispergierbare 

Granulate (WG), wasserlosliche Granulate (SG), ULV-Formulierungen, 
Mikrokapseln und Wachse. 

Diese einzelnen Formulierungstypen sind im Prinzip bekannt und werden 
beispielsweise beschrieben in: Winnacker-Kuchler, "Chemische Technologie", 
Band 7, C. Hauser Verlag Munchen, 4. Aufl. 1986, Wade van Valkenburg, 
"Pesticide Formulations'*, Marcel Dekker, N.Y., 1973; K. Martens, "Spray 
Drying" Handbook, 3rd Ed. 1979, G. Goodwin Ltd. London. 

Die notwendigen Formulierungshilfsmittel wie Inertmaterialien, Tenside, 
Losungsmittel und weitere Zusatzstoffe sind ebenfalls bekannt und werden 
beispielsweise beschrieben in: Watkins, "Handbook of Insecticide Dust Diluents 
and Carriers", 2nd Ed., Darland Books, Caldwell N.J., H.v. Olphen, 
"Introduction to Clay Colloid Chemistry"; 2nd Ed., J. Wiley & Sons, N.Y.; C. 
Marsden, "Solvents Guide"; 2nd Ed., Interscience, N.Y. 1963; McCutcheon's 
"Detergents and Emuisifiers Annual", MC Publ. Corp., Ridgewood N.J,; Sisley 
and Wood, "Encyclopedia of Surface Active Agents", Chem. Publ. Co. Inc., 
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N.Y, 1964; Schonfeldt, "Grenzfiachenaktive Athylenoxidaddukte", Wiss. 
Verlagsgesell., Stuttgart 1976; Winnacker-Kuchier, "Chemische Technologie", 
Band 1, C. Hauser Verlag Munchen, 4. Aufl. 1986. 

Auf der Basis dieser Formulierungen lassen sich auch Kombinationen mit 
anderen pestizid wirksamen Stoffen, wie z.B. Insektiziden, Akariziden, 
Herbiziden, Fungiziden, sowie mit Safenern, Dungemittein und/oder 
Wachstumsregulatoren herstellen, z.B. in Form einer Fertigformulierung oder als 
Tankmix. 

Spritzpulver sind in Wasser gleichmafSig dispergierbare Praparate, die neben 
dem Wirkstoff aufter einem Verdunnungs- oder Inertstoff noch Tenside 
ionischer und/oder nichtionischer Art (Netzmittel, Dispergiermittel), z.B. 
polyoxyethylierte Alkylphenole, polyoxethylierte Fettalkohole, polyoxethylierte 
Fettamine, Fettalkoholpolyglykolethersulfate, Alkansulfonate, 
Alkyibenzolsulfonate, ligninsulfonsaures Natrium, 2,2*-dinaphthyimethan-6,6'- 
disulfonsaures Natrium, dibutylnaphthaiin-sulfonsaures Natrium oder auch 
oieoylmethyltaurinsaures Natrium enthalten. Zur Herstellung der Spritzpulver 
werden die herbiziden Wirkstoffe beispielsweise in ubiichen Apparaturen wie 
Hammermuhlen, Geblasemuhlen und LuftstrahlmCihlen feingemahien und 
gleichzeitig oder anschlieiiend mit den Formulierungshilfsmittein vermischt. 

Emulgierbare Konzentrate werden durch Auflosen des Wirkstoffes in einem 
organischen Losungsmittel z.B. Butanol, Cyciohexanon, Dimethylformamid, 
Xylol Oder auch hohersiedenden Aromaten oder Kohlenwasserstoffen oder 
Mischungen der organischen Losungsmittel unter Zusatz von einem oder 
mehreren Tensiden ionischer und/oder nichtionischer Art (Emulgatoren) 
hergestellt. Als Emulgatoren kdnnen beispielsweise verwendet werden: 
Alkylarylsulfonsaure Calzium-Salze wie 

Ca-dodecylbenzolsu!fonat oder nichtionische Emulgatoren wie 
Fettsaurepolyglykotester, Alkylarylpolyglykolether, Fettalkoholpoiyglykolether, 
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Propvlenoxid-Ethylenoxid-Kondensationsprodukte, Alkylpolyether, Sorbitanester 
wie z.B. Sorbitanfettsaureescer oder Polyoxethylensorbitanester wie z.B. 
Polyoxyethylensorbitanfettsaureester. 

Staubemittel erhalt man durch Vermahlen des Wirkstoffes mit fein verteilten 
festen Stoffen, z.B. Talkum, naturlichen Tonen, wie Kaolin, Bentonit und 
Pyrophyllit, oder Diatomeenerde. 

Suspensionskonzentrate konnen auf Wasser- oder Oibasis sein. Sie konnen 
beispielsweise durch NaB-Vermahlung mittels handelsubiicher Perlmuhlen und 
gegebenenfalls Zusatz von Tensiden, wie sie z.B. oben bei den anderen 
Formulierungstypen bereits aufgefuhrt sind, hergestelit werden. 

Emuisionen, z.B. OI-in-Wasser-Emulsionen (EW), lessen sich beispielsweise 
mittels Ruhrern, Kolloidmuhlen und/oder statischen Mischern unter Verwendung 
von waBrigen organischen Losungsnnittein und gegebenenfalls Tensiden, 
z.B. oben bei den anderen Formulierungstypen bereits aufgefuhrt sind, 
herstellen. 

Granulate konnen entweder durch Verdusen des Wirkstoffes auf 
adsorptionsfahiges, granuliertes Inertmaterial hergestelit werden oder durch 
Aufbringen von Wirkstoffkonzentraten mittels Klebemittein, z.B. 
Polyvinylalkohol, polyacrylsaurem Natrium oder auch Mineralolen, auf die 
Oberflache von Tragerstoffen wie Sand, Kaoiinite oder von granuliertem 
Inertmaterial. Auch konnen geeignete Wirkstoffe in der fur die Herstellung von 
Dungemittelgranulaten ubiichen Weise - gewunschtenfalls in Mischung mit 
Dungemittein - granuliert werden. 

Wasserdispergierbare Granulate werden in der Regel nach den ubiichen 
Verfahren wie Spriihtrocknung, Wirbeibett-Granulierung, Teller-Granulierung, 
Mischung mit Hochgeschwindigkeitsmischern und Extrusion ohne festes 



wie sie 
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Inertmaterial hergestellt. 

2ur Hersteliung von Teller-, Fliefibett-, Extruder- und Spruhgranuiate siehe z.B. 
Verfahren in "Spray-Drying Handbook" 3rd ed. 1979, G. Goodwin Ltd., London; 
J.E. Browning, " Agglonneration", Chemical and Engineering 1967, Seiten 
147 ff; "Perry's Chemical Engineer's Handbook", 5th Ed., McGraw-Hill, New 
York 1973, S. 8-57. 

Fur weitere Einzetheiten zur Formulierung von Pflanzenschutzmittein siehe z.B. 
G.C. Klingman, "Weed Control as a Science", John Wiley and Sons, Inc., New 
York, 1961, Seiten 81-96 und J.D. Freyer, S.A. Evans, "Weed Control 
Handbook", 5th Ed., Blackwell Scientific Publications, Oxford, 1968, Seiten 
101-103. 

Die agrochemischen Zubereitungen enthalten in der Regel 0,1 bis 99 Gew.-%, 
insbesondere 0,1 bis 95 Gew.-%, Wirkstoff der Forme! (I). 
In Spritzpulvern betragt die Wirkstoffkonzentration z.B. etwa 10 bis 90 
Gew.-%, der Rest zu 100 Gew.-% besteht aus ublichen 
Formulierungsbestandteilen. Bei emulgierbaren Konzentraten kann die 
Wirkstoffkonzentration etwa 1 bis 90, vorzugsweise 5 bis 80 Gew.-% betragen. 
Staubformige Formulierungen enthalten 1 bis 30 Gew.-% Wirkstoff, 
vorzugsweise meistens 5 bis 20 Gew.-% an Wirkstoff, verspruhbare Losungen 
enthalten etwa 0,05 bis 80, vorzugsweise 2 bis 50 Gew.-% Wirkstoff. Bei 
wasserdispergierbaren Granulaten hangt der Wirkstoffgehalt zum Teil davon ab, 
ob die wirksame Verbindung flussig Oder fest vorliegt und welche 
Granulierhilfsmittel, Fullstoffe usw. verwendet werden. Bei den in Wasser 
dispergierbaren Granulaten liegt der Gehalt an Wirkstoff beispielsweise 
zwischen 1 und 95 Gew.-%, vorzugsweise zwischen 10 und 80 Gew.-% . 

Daneben enthalten die genannten Wirkstofformulierungen gegebenenfalls die 
jeweils ublichen Haft-, Netz-, Dispergier-, Emulgier-, Penetrations-, 
Konservierungs-, Frostschutz- und Losungsmittel, Full-, Trager- und Farbstoffe, 
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Entschaumer, Verdunstungshemmer und den pH-Wert und die Viskositat 
beeinflussende Mittel. 

Als Kombinationspartner fur die erfindungsgemaften Wirkstoffe in 
Mischungsformulierungen oder im Tank-Mix sind beispielsweise bekannte 
Wirkstoffe einsetzbar, wie sie in z.B. aus Weed Research 26, 441-445 (1986), 
Oder "The Pesticide Manual", 10th edition, The British Crop Protection Council 
and the Royal Soc. of Chemistry, 1994 und dort zitierter Literatur beschrieben 
sind. Als literaturbekannte Herbizide, die mit den Verbindungen der Formel (I) 
kombiniert werden konnen, sind z.B. folgende Wirkstoffe zu nennen 
(Anmerkung: Die Verbindungen sind entweder mit dem "common name" nach 
der International Organization for Standardization (ISO) oder mit dem 

chemischen Namen, ggf. zusammen mit einer ubiichen Codenummer 
bezeichnet): 

acetochlor; acifluorfen; aclonifen; AKH 7088, d.h. [[[1 -[5-[2-Chloro-4- 

(trifluoromethyl)-phenoxy]-2-nitrophenyl]-2-methoxyethylidene]-amino]-oxy]- 
essigsaure und -essigsauremethylester; alachlor; alloxydim; ametryn; 
amidosulfuron; amitrol; AMS, d.h. Ammoniumsulfamat; anilofos; asulam; 
atrazin; azimsulfurone (DPX-A8947); aziprotryn; barban; BAS 516 H, d.h. 
5-Fluor-2-phenyl-4H-3,1-benzoxazin-4-on; benazolin; benfluralin; benfuresate; 
bensuifuron-methyl; bensulide; bentazone; benzofenap; benzofluor; benzoyl- 
prop-ethyl; benzthiazuron; bialaphos; bifenox; bromaci!; bromobutide; 
bromofenoxim; bromoxynil; bromuron; buminafos; busoxinone; butachlor; 
butamifos; butenachlor; buthidazole; butralin; butylate; cafenstrole (CH-900); 
carbetamide; cafentrazone (ICI-A0051); CDAA, d.h. 2-Chlor-N,N- 
di-2-propenylacetamid; CDEC, d.h. Diethyldithiocarbaminsaure-2-chlorallylester; 
chlormethoxyfen; chloramben; chlorazifop-butyl, chlormesulon (ICI-A0051); 
chlorbromuron; chlorbufam; chlorfenac; chlorflurecol-methyl; chloridazon; 
chlorimuron ethyl; chiornitrofen; chlorotoiuron; chloroxuron; chlorpropham; 
chlorsulfuron; chlorthal-dimethyl; chlorthiamid; cinmethyiin; cinosulfuron; 
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clethodim; clodinafop und dessen Esterderivate (z.B. clodinafop-propargyl); 
clomazone; clomeprop; cloproxydim; clopyralid; cumyiuron (JC 940); 
cyanazine; cycloate; cyclosulfamuron (AC 104); cycioxydim; cycluron; 
cyhalofop und dessen Esterderivate (z.B. Butylester, DEH-112); cyperquat; 
cyprazine; cyprazole; daimuron; 2,4-DB; dalapon; desnnedipham; desmetryn; 
di-allate; dicamba; dichlobenil; dichlorprop; diclofop und dessen Ester wie 
diclofop-methyl; diethatyl; difenoxuron; difenzoquat; diflufenican; dimefuron; 
dimethachlor; dimethametryn; dimethenamid (SAN-582H); dimethazone, 
clomazon; dimethipin; dimetrasulfuron, dinitramine; dinoseb; dinoterb; 
diphenamid; dipropetryn; diquat; dithiopyr; diuron; DNOC; eglinazine-ethyl; 
EL 77, d.h. 5-Cyano-1-{1J-dimethylethyl)-N-methyl-1H-pyrazole-4-carboxamid; 
endothai; EPTC; esprocarb; ethalfluralin; ethametsulfuron-methyl; ethidimuron; 
ethiozin; ethofumesate; F5231, d.h. N-[2-Chlor-4-fluor-5-[4-(3-fluorpropyl)-4,5- 
dihydro-5-oxo-1H-tetrazol-1-yl]-phenyl]-ethansulfonamid; ethoxyfen und dessen 
Ester (z.B. Ethyiester. HN-252); etobenzanid (HW 52); fenoprop; fenoxan, 
fenoxaprop und fenoxaprop-P sowie deren Ester, z.B. fenoxaprop-P-ethyl und 
fenoxaprop-ethyl; fenoxydim; fenuron; flamprop-nnethyl; flazasulfuron; fluazifop 
und fluazifop-P und deren Ester, z.B. fluazifop-butyl und fluazifop-P-butyl; 
fluchloralin; flumetsulam; flumeturon; flumiclorac und dessen Ester (z.B. 
Pentylester, S-23031); flunnioxazin (S-482); fiumipropyn; flupoxam (KfMW-739); 
fluorodifen; fluoroglycofen-ethyl; flupropacil (UBIC-4243); fluridone; 
flurochloridone; fluroxypyr; flurtamone; fomesafen; fosamine; furyloxyfen; 
glufosinate; glyphosate; halosafen; halosulfuron und dessen Ester (z.B. 
Methylester, NC-319); haloxyfop und dessen Ester; haloxyfop-P (= R- 
haloxyfop) und dessen Ester; hexazinone; innazannethabenz-methyl; imazapyr; 
imazaquin und Saize wie das Annmoniunnsalz; innazethannethapyr; imazethapyr; 
imazosulfuron; ioxynil; isocarbamid; isopropaiin; isoproturon; isouron; isoxaben; 
isoxapyrifop; karbutilate; lactofen; ienacil; linuron; MCPA; MCPB; mecoprop; 
mefenacet; mefiuidid; metamitron; metazachior; methabenzthiazuron; metham; 
methazole; methoxyphenone; methyldymron; nnetabenzuron, methobenzuron; 
metobromuron; metolachlor; metosuiam (XRD 511); metoxuron; metribuzin; 
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metsulfuron-methyl; MH; molinate; monalide; monocarbamide 
dihydrogensulfate; monolinuron; monuron; MT 128, d.h. 6-Chlor-N-(3-chlor-2- 
propenyl)-5-methyl-N-phenyl-3-pyrida2inamin; MT 5950, d.h. N-[3-Chlor-4-{1- 
methylethyl)-phenyl]-2-methylpentanamid; naproanilide; napropamide; naptalam; 
NC 310, d.h. 4-(2,4-dichlorbenzoyl)-1-methyl-5-benzyloxypyrazol; neburon; 
nicosulfuron; nipyraclophen; nitraiin; nitrofen; nitrofluorfen; norflurazon; 
orbencarb; oryzalin; oxadiargyl (RP-020630); oxadiazon; oxyfluorfen; paraquat; 
pebulate; pendimethalin; perfiuidone; phenisopham; phenmedipham; picloram; 
piperophos; piributicarb; pirifenop-butyl; pretilachlor; primisuifuron-methyl; 
procyazine; prodiamine; profluralin; proglinazine-ethyl; prometon; prometryn; 
propachlor; propanii; propaquizafop und dessen Ester; propazine; propham; 
propisochlor; propyzamide; prosulfalin; prosulfocarb; prosulfuron (CGA- 
152005); prynachlor; pyrazolinate; pyrazon; pyrazosulfuron-ethyl; pyrazoxyfen; 
pyridate; pyrithiobac (KIH-2031); pyroxofop und dessen Ester 
(z.B. Propargylester); quinclorac; quinmerac; quinofop und dessen 
Esterderivate, quizalofop und quizalofop-P und deren Esterderivate z.B. 
quizalofop-ethyl; quizalofop-P-tefuryl und -ethyl; renriduron; rimsulfuron (DPX-E 
9636); S 275. d.h. 2-[4-Chlor-2-fluor-5-(2-propynyloxy)-phenyl]-4,5,6,7- 
tetrahydro-2H-inda20l; secbumeton; sethoxydim; siduron; simazine; simetryn; 
SN 106279, d.h. 2-t[7-[2-Chlor-4-(trifluor-methyl)-phenoxy]-2-naphthalenyll- 
oxyj-propansaure und -methylester; sulcotrione, sulfentrazon (FMC-97285, 
F-6285); sulfazuron; sulfometuron-methyl; sulfosate (ICI-A0224); TCA; tebutam 
(GCP-5544); tebuthiuron; terbacil; terbucarb; terbuchlor; terbumeton; 
terbuthylazine; terbutryn; TFH 450, d.h. N,N-Diethyl-3-[(2-ethyl-6- 
methylphenyl)-sulfonyl]-1H-l,2,4-triazol-l-carboxamid; thenylchlor (NSK-850); 
thiazafluron; thiazopyr (Mon-13200); thidiazimin (SN-24085); 
thifensulfuron-methyl; thiobencarb; tiocarbazil; tralkoxydim; tri-allate; 
triasulfuron; triazofenamide; tribenuron-methyl; triclopyr; tridiphane; trietazine; 
trifluralin; triflusulfuron und Ester (z.B. Methylester, DPX-66037); trimeturon; 
tsitodef; vernolate; WL 110547, d.h. 5-Phenoxy-1 -[3-{trifluormethyl)-phenyl]- 
IH-tetrazol; UBH-509; D-489; LS 82-556; KPP-300; 
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NC-324; NC-330; KH-218; DPX-N8189; SC-0774; DOWCO-535; DK-8910; 
V-53482; PP-SOO; MBH-001; KIH-9201; ET-751; KIH-6127 und KIH-2023. 

Zur Anwendung werden die in handelsublicher Form vorliegenden 
Formulierungen gegebenenfalis in ubiicher Weise verdunnt z.B. bei 
Spritzpulvern, ennulgierbaren Konzentraten, Dispersionen und 
wasserdisperglerbaren Granulaten mittels Wasser. Staubfornnige Zubereitungen, 
Boden- bzw. Streugranuiate sowie verspruhbare Losungen werden vor der 
Anwendung ubiicherweise nicht mehr mit weiteren inerten Stoffen verdunnt. 

Mit den aulSeren Bedingungen wie Tennperatur, Feuchtigkeit, der Art des 
verwendeten Herbizids, u.a. variiert die erforderliche Aufwandmenge der 
Verbindungen der Forme! (1). Sie kann innerhalb weiter Grenzen schwanken, 
z.B. zwischen 0,001 und 10,0 kg/ha Oder mehr Aktivsubstanz, vorzugsweise 
liegt sie jedoch zwischen 0,005 und 5 kg/ha. 

A. Chemische Beispiele 

Beispiel A1 {= Beispiei 25 in Tabelle 1) 

2-Amino-4-(2-fluorphenyl)-6-(5,7-dimethyl-1 ,2,3,4-tetrahydro-naphthar(n-1 - 
amino)-1 ,3,5-trlazin 

a. 27,0 g (0,13 mol) 1 -Amlno-5,7-dimethyl-1 ,2,3,4-tetrahydro- 
naphthalinhydrochlorld und 11,5 g (0,13 mol) Cyanoguanidin werden 
homogenisiert und in 60 ml Chlorbenzol aufgenommen. Diese Mischung wird 
150 Minuten auf 1 40 - 160 °C erhitzt; hierbei entsteht zunachst ein homogenes 
Gemisch, welches sich dann aber wieder entmischt. Nach Abkuhien und 
Zugabe von 100 ml Toluol konnen nach Absaugen 40,0 g !94 % d.Th mit einer 
Reinheit grofier 90 %) 1 -Biguanidino-5,7-dimethyl-1 ,2,3,4-tetrahydro- 
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naphthalin-hydrochlorid mit einem Schmelzpunkt von 215 - 216 °C erhalten 
werden. 



b. Zu 5,9 g (0,02 mol) 1 -Biguanidino-5,7-dimethyl-1 ,2,3,4-tetrahydro- 
naphthalin-hydrochlorid in 50 ml Methanol und 6 g gemahlenem Molsieb 3A 
wird eine aus 0,96 g (0,04 mol) Natrium und 50 ml Methanol hergestellte 
Methanolatldsung gegeben. Nachfolgend fugt man 4,4 g (0,026 mol) 2- 
Fluorbenzoesaureethylester hinzu und ruhrt 2 Stunden bei 25 °C. dann 4 
Stunden bei 65 °C. Die Reaktionsmischung wird filtriert, das Filtrat eingeengt 
und der Ruckstand mit Essigester aufgenommen. Diese Losung wird mit Wasser 
gewaschen, die organische Phase abgetrennt und mit Natriumsulfat getrocknet. 
Das Trockenmittel wird abfiltiriert und die Essigesterphase eingedampft. Man 
erhalt nach saulenchromatographischer Trennung uber Kieselgel mit 
Essigester/Heptan im Verhaltnis 7:3 als Laufmittei 3,9 g (54 % d.Th.) 2-Amino- 

4-(2-fluor-phenyl)-6-(5.7-dimethyl-1,2.3,4-tetrahydro-naphthalin-1-amino)-l,3,5- 
triazin mit einem Schmelzpunkt von 85 - 88 °C. 

( = Beispiei 38 in Tabelle 1 ) 
2-Amino-4-(2,3-dime vl- 2,3-epoxy-propyl)-6-(5,7-dimethyl-1 ,2,3.4-tetrahydro- 
naphthalin-l -amino)-1 ,3,5-triazin 

a. Zu einer auf 0-2 °C gekuhiten Mischung aus 1 7,4 g (0,3 mol) Aceton 
und 36,8 g (0,3 mol) 2-Chlorpropionsauremethylester tropft man eine 
Suspension aus 37,1 g (0,3 mol) Kalium-tert.-butylat in 300 ml THF. Nach 
beendeter Zugabe laSt man auf Raumtemperatur kommen und ruhrt weitere 60 
Minuten. Nach Hydrolyse und Extraktion mit Diethylether, Trocknen der 
organischen Phase mit Natriumsulfat und Einrotieren werden 34,2 g (75 % 
d.Th. bei ca. 95 % Reinheit) 2,3-Epoxy-2,3-dimethyl-buttersauremethylester 
erhalten. Dieses Produkt kann ohne weitere Reinigung in der Folgestufe 
eingesetzt werden. 
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b. Zu 5,2 g (0,0175 mol) 1 -Biguanidino-5,7-dinnethyl-1 ,2,3,4-tetrahydro- 
naphthalin-hydrochlorid in 50 ml Methanol und 6 g gemahlenem Molsieb 3A 
wird eine aus 0,84 g (0,035 mol) Natrium und 50 mi Methanol hergestellte 
Methanoiatlosung gegeben. Nachfoigend fugt man 3,8 g (0,026 mol) 2,3- 
Epoxy-2,3-dimethyl-buttersauremethylester hinzu und ruhrt 2 Stunden bei 
25°C, dann 4 Stunden bei 65°C. Die Reaktionsmischung wird filtriert, das 
Filtrat eingeengt und der Ruckstand mit Essigester aufgenommen. Diese Ldsung 
wird mit Wasser gewaschen, die organische Phase abgetrennt und mit 
Natriumsulfat getrocknet. Das Trockenmittel wird abfiltiriert und die 
Essigesterphase eingedampft. Man erhalt nach saulenchromatographischer 
Trennung uber Kieselgel mit Essigester als Laufmittel 1,4 g (24 % d.Th.) 2- 
Amino-4-(2, 3-dimethyl-2,3-epoxy-propyl)-6-(5,7-dimethyl- 1,2,3, 4-tetrahydro- 
naphthalin-1-amino)-1 ,3,5-tria2in mit einem Schmelzpunkt von 1 18 - 119 °C. 

Beispiel A3 (= Beispiel 73 in Tabelle 1) 

2-Amino-4-(5,7-dimethyl-thiochroman-4-amino)-6-(1 -methyI-1-hydroxy-ethyl)- 
1 ,3,5-tria2in 

a. Zu einer Suspension aus 31,1 g (0,154 mol) 5,7-Dimethyl-thiochroman-4- 
on und 18,5 g (0,261 mol) Hydroxyi-aminhydrochlorid in 200 ml Ethanol wird 
bei 50 - 60 °C eine Suspension von 37,8 g Natriumacetat in Wasser gegeben. 
Dieses Gemisch wird sodann 30 Minuten auf ROckfluR. erwarmt. Nach Abkuhlen 
erhalt man durch Absaugen des ausgefallenen Feststoffs 22,2 g 5,7-Dimethyl- 
thiochroman-4-on-oxim (66 % d. Th. mit ca. 95 % Reinheit) mit einem 
Schmelzpunkt von 1 70 - 174 °C. 

b. 21,0 g (0,101 mol) 5,7-Dimethyl-thiochroman-4-on-oxim werden in 300 
ml Ethanol suspendiert und protionsweise innerhatb einiger Stunden mit 22,5 g 
(0,935 mol) Natrium versetzt. Diese Mischung wird noch einige Zeit geruhrt, 
dann etwas eingeengt. Der Ruckstand wird mit Wasser versetzt, diese wassrige 
Phase dann mit haibkonzentrierter Salzsaure sauer gestellt, durch Absaugen des 



wo 97/31904 PCT/EP97/00702 



46 

ausgefalienen Feststoff konnen 11,5 g 4-Amino-5,7-dimeThyl-thiochroman- 
hydrochlorid (47 % d. Th. mit ca. 95 % Reinheit) mit einem Schmelzpunkt von 
275 - 280 erhalten werden. Das Produkt kann ohne weitere Reinigung in der 
nachsten Stufe eingesetzt werden. 

c. 9,0 g (0,039 nnol) 4-Amino-5,7-dinnethyl-thiochronnan-hydrochlorid und 
3,4 g (0,039 nnol) Cyanoguanidin werden homogenisiert und in 25 ml 
Chlorbenzol aufgenommen. Diese Mischung wird 150 Minuten auf 140-160 °C 
erhitzt; hierbei entsteht zunachst ein honnogenes Gemisch, welches sich dann 
aber wieder entmischt. Nach Abkuhlen und Zugabe von 30 ml Toluol konnen 
nach Absaugen 10,9 g (84 % d.Th mit einer Reinheit grofier 90 %) 
4-Biguanidino-5,7-dimethyl-thiochroman-hydrochlorid mit einem Schmelzpunkt 
von 210 - 211 °C erhalten werden. Das Produkt kann ohne weitere Reinigung 
in der nachste Stufe eingesetzt werden. 

d. Zu 1,62 g (0,054 mol) Natriumhydrid in 40 ml Acetonitril gibt man 3,2 g 
(0,0108 mol) 4-Biguanidino-5,7-dimethyi-thiochroman-hydrochlorid und 

5 g gemahlenes Molsieb 3A. Nachfolgend fugt man 3,8g (0,027 mol) 2- 
Hydroxy-isobuttersaureethylester hinzu und ruhrt 2 Stunden bei 25 °C, dann 8 
Stunden bei 65 °C. Die Reaktionsmischung wird hydroiysiert und filtriert, das 
Filtrat wird mit Essigester aufgenommen. Die organische Phase wird abgetrennt 
und mit Natriumsulfat getrocknet. Das Trockenmittel wird abfiltiriert und die 
Essigesterphase eingedampft. Man erhalt nach saulenchromatographischer 
Trennung uber Kieselgel mit Essigester als Laufmittel 0,4 g (10 % d.Th.) 
2-Amino-4-{5,7-dimethyl-thiochroman-4-amino)-6-( 1 -methyl-1 -hydroxy-ethyl)- 
1 ,3,5-triazin mit einem Schmelzpunkt von 231 - 232 °C. 
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Beispiel A4 (= Beispiel 636 in Tabelle 1) 
2-Amino-4-ethyl-6-(1 -indanylaminol-l ,3,5-tria2in 

a. Zu einer Suspension von 40,3 g (0,164 nnol) einer 75 % toluolischen 
Losung von 2,4-Dichlor-6-eThyl-1 ,3,5-tria2in in 250 ml Toluol gibt man bei 10 
bis 15*^C 45 ml einer ca, 13 molaren Losung von Ammoniak in Methanol und 
ruhrt ca. 2 Stunden. Dieses Reaktionsgemisch wird hydroiysiert und mit 
Essigester extrahiert. Die organische Phase wird mit Natriumsulfat getrocknet, 
das Trockenmittel nachfolgend abfiltriert und die Essigesterphase eingedampft. 
Man erhalt 26,5 g (91 % der Theorie bei 90 % Reinheit) 2-Amino-4-chlor-6- 
ethyl-1 ,3,5-triazin mit einem Schmetzpunkt von 125 bis 126°C. Dieses 
Zwischenprodukt kann ohne weitere Reinigung in die nachfolgende Reaktion 
eingesetzt werden. 

b. Zu 3,0 g (0,017 mol bei 90 % Reinheit) 2-Amino-4-chlor-6-ethyl-1 ,3,5- 
triazin und 2,5 g 1-Aminoindan in 30 ml Dimethylformamid gibt man 5,2 g 
(0,038 mol) Kaliumcarbonat und erwarmt diese Mischung 4 Stunden auf 
100°C. Das Reaktionsgemisch wird hydroiysiert und anschlieliend mit 
Essigester extrahiert. Die organische Phase wird mit Natriumsulfat getrocknet, 
das Trockenmittel nachfolgend abfiltriert und die Essigesterphase eingedampft. 
Man erhait nach saulenchromatographischer Trennung uber Kieselgel mit einer 
Essigester/Hexan-Mischung im Verhaltnis 7:3 als Laufmittel 3,2 g (70 % d. Th. 
bei 95 % Reinheit) 2-Amino-4-ethyl-6-(1-indanyl-amino)-1,3,5-triazin mit einem 
Schmelzpunkt von 175 bis 178°C. 

Die in der Tabelle 1 beschriebenen Verbindungen erhalt man gemafS bzw. 
analog zu den vorstehenden Beispielen A1 bis A4. in der Tabelle verwendete 
Abkurzungen sind nachfolgend angegeben. 
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Abkurzungen in der Tabeile 1 



Nr. = Beispiel Oder Beispielnummer 

f^P- = Festpunkt (Schmeizpunkt) in °C Oder sine andere 

charakteristische Eigenschaft der jeweiiigen Verbindung (z.B. 
fester Schaunn f. Schaum) 

Me = Methyl 

Et = Ethyl 

P'' = Propyl = n-Propyl 

'-Pr = Isopropyl 

^-^'^^ = 1-X-i-Pr 1 -substituiertes Isopropyl, z.B. F-i-Pr = 1-Fluor- 

isopropyl Oder CF(CH3)2, wobei hier die Radikalposition 
("yl") die Position 1 ist, 

c-Pr = Cyclopropy! 

c-Hexyl = Cyclohexyl 

1-Me-c-Pr = 1-Methyi-cyclopropyl, wobei die Radikalposition {"-yl") die 

Position 1 ist. 
t-Bu = tertiar-Butyl 

Ph = Phenyl 

Bz = Benzyl 

Ac = Acetyl 



1 . Ziffer vor Substituenten bedeutet Position des 
Substituenten ann Aromaten 

2. Ziffer vor Heterocyclenresten bedeutet Radikalposition 
in bezug auf Heteroatonn, z. 8. 

2-Pyridinyl = Pyridin-2-yi 

3. Ziffer vor Substituenten bedeutet Position des 
Substituenten am Aromaten entsprechend der 
Bezeichnung in der Formel (D 
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Morphoiino = 



/ \ 

'N O 

\ / 
\ f 



Piperidino = 



t1 



'N 




— CH, 



-2.2-difluorcycloprop-1 -yimethylen = 



epoxid 



1 ,2-epoxy-eth-1 -yl 



oxiranyl 



(R^), 



alle Substituenten R^; der Fail (R^)^ = H bedeutet keine 
Substituenten (n=0) 



(Y^lm 



divalente Gruppe, die im unsymmetrisch substituierten Fall 
vyie -CH2-CHPh- mit dem rechts angegebenen Kettenatom 
(hier: rechtes C-Atom) mit der Gruppe verbunden ist. 
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Tabelie 1: Verbindungen der Formel (I'] 




(!•) 



Ir. NR^r2 








{R^l„ 


1 NH2 


CF3 


H 


H 


2-Me 4-Mp 


2 NHj 


CF-CFpH 


H 


H 




3 NHj 


F-t-Pr 


H 


H 


2-Me 4-Mp 


4 NH2 


CF3 


H 


H 


2-Me 4-Mp 


5 NH2 


CF^CFjH 


H 


H 


2-Me 4-Me 


6 NH2 


F-i-Pr 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


7 NH2 




H 


H 


2-Me, 4-Me 


8 NH2 


CF2CF2H 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


9 NH2 


F-i-Pr 


H 


H 


2-Me 4-Mp 


10 NH2 




H 


H 


2-Me, 4-Me 


1 1 NH2 


CFjCFjH 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


12 NH2 


F-i-Pr 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


13 NH2 


CF3 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


14 NH2 


CF2CF2H 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


15 NH2 


F-i-Pr 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


16 NH2 


CF3 


H 


H 


1-Me, 4-Me 


17 NH2 


CFjCFjH 


H 


H 


1 -Me, 4-Me 


18 NH2 


F-i-Pr 


H 


H 


1-Me, 4-Me 


19 NH2 


CF3 


H 


H 


3-Me, 4-Me 


20 NH2 


CF2CF2H 


H 


H 


3-Me, 4-Me 


21 NH2 


F-i-Pr 


H 


H 


3-Me, 4-Me 


22 NH2 


CF3 


H 


H 


2-Et 


23 NH2 


CF2CF2H 


H 


H 


2-Et, 4-Me 


24 NH2 


F-i-Pf 


H 


H 


2-Et, 4-Me 


25 NH2 


2-F-Ph 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


26 NH2 


3-F-Ph 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


27 NH2 


4-F-Ph 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


28 NH2 


2-Me-Ph 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


29 NH2 


2-Et-Ph 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


30 NH2 


2-OH-Ph 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


31 NH2 


2-OMe-Ph 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


32 NH2 


2-CN-Ph 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


33 NH2 


2,4-F2-Ph 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


34 NH2 


t-Bu 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


35 NH2 


epoxid 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


36 NH2 


1 -Me-epoxid 


H 


H 


2-Me. 4-Me 


37 NH2 


1-Me-2-Me- 


H 


H 


2-Me, 4-Me 




epoxid 









-CH^-CHj- 

"CH 2'CH2~ 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
"CH 2"CH 2" 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH 2"CH 2" 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH 2"CH 2" 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2"CH2~ 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH 2"CH 2" 
-CH2-CH2- 
-CH2"CH2" 

-CH2-CH2- 

-CH 2*CH 2" 
-CH2-CH2- 
-CH 2"CH 2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2"CH->- -CHj 



Fp. rC) 



-CH2-CH2- 
-C H ->-C H 2" 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 



-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-O- 

-o- 
-o- 

-NMe- 
-NMe- 
-NMe- 
-CO- 
-CO- 
-CO- 
-CHOH- 
-CHOH- 
-CHOH- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH,- 



-CHj- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 



141 
128 



142 
1 30 



85 - 88 
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Nr. 





NR ^R^ 


R 


R 


R 


(R^l„ 


38 


NH2 


1,2.2-Me3- 


H 


H 


2-Me, 4-Me 






epoxid 








39 


NH2 




H 


H 








epoxid 










IN n ^ 


1 -Me-2-n-Bu- 


H 


H 


2-Me, 4-Me 






A ^ V » ^ 

epoxiu 








41 


NH2 


2-Me-epoxjd 


11 
n 


1 J 


2-Me, 4-Me 


42 


NH2 


1 1 


1 1 
n 


H 


2-Me, 4-Me 


43 


NH2 


MU-i-Pr 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


44 


NH2 


Cl-i-Pr 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


45 


NH2 


MeO-i-Pr 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


46 


NH2 


1 -HU-ct 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


47 


NH2 


1 -MeO-Et 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


48 


NH2 


I -r-Et 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


49 


NH2 


1 -Ci-Et 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


50 


NH2 


1 -AcO-Et 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


51 


NH2 


HO-i-Pr 


H 


H 


1 -Me, 4-Me 


52 


NH2 


Cl-t-Pr 


H 


H 


3-Me, 4-Me 


53 


NH2 


MeO-i-Pr 


H 


H 


2-Me, 3-Me 


54 


NH2 


2-Me-B2 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


55 


NH2 


1 -Ph-Et 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


56 


NH2 


1 -Ph-c-Pf 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


57 


NH2 


1 -Ph-c-Pf 


H 


H 


2-Me. 4-Me 


58 


NH2 


1 -Ph-c-Pr 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


59 


NMe2 


1 -r'n-C-r'r 


1 1 
n 


H 


2-Me, 4-Me 


60 


NH2 


1 -Ph-c-Pr 


H 


H 


3-OMe 




K1t-I 


1 -Kn-C-rf 


11 
n 


H 


o-Me,4-OMe 


62 


NH2 


Pr 


LJ 
r1 


ri 


Oh/In A KAn 


63 


NH2 


1 -IVle-L.-rf 


LJ 

n 


n 


2-Me, 4-Me 


64 


NH2 




t-i 
n 


LJ 

n 


2-Me, 4-Me 


65 


NH2 


1 -P-r Pr 


n 


LJ 

n 


2-Me, 4-Me 


66 


NH2 


1 -me-C-r r 


LJ 


i_i 
n 


2-Me, 4-Me 


67 


NH2 


1 -Me-c-Pr 


i_j 
r1 


ri 


1 -Me, 3-Me 


68 


NH2 




|-j 


LJ 

n 


'*-ivie 


69 


NH2 


1 -Me-C-rf 


ri 


I 1 
M 


1 -Me. 4-Me 


70 


NH2 


1 -fvie-c-rr 


LJ 

n 


ri 


1 -r , o-r 


7 1 


NH2 


1 P i Pr 


n 


i_i 
n 


1 -Me, sJ-Me 


72 


NH2 


1 P ; Pr 


n 


LJ 

n 


1 K An A h A 

1 -Me, 4-Me 


73 


NH2 


1 wo ; Pr 

1 -rnj-t-nr 


u 

M 


LJ 

ri 


1 -Me. 3-Me 


74 


NMe2 


1-F-i-Pr 


H 


H 


l-Me, 3-Me 


75 


Morpholino 


1-F-i-Pr 


H 


H 


1-Me, 3-Me 


76 


NHAc 


1-F-i-Pr 


H 


H 


l -Me. 3-Me 


77 


NHNH2 


1-F-i-Pr 


H 


H 


1 -Me. 3-Me 


78 


NHPiperidino 


1-F-i-Pr 


H 


H 


1 -Me. 3-Me 


79 


NH2 


1-F-i-Pr 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


80 


NH2 


1-F-i-Pr 


Et 


H 


1 -Me, 3-Me 


81 


NH2 


tl 


H 


H 


IMe. 3-Me 


82 


NH2 


1 -Me-C-Pr 


H 


H 


2-Me, 4-Me 



^* '2 ^' '2 ^' '2 
-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH 2-CH2" 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2"CH2~ 
-CH 2'CH2~ 
-CH2-CH2- 
-CH 2-CH 2' 
-CH2-CH2' 
-CH 2"^^ 2" 
-CH2-CH2- 



Fp. rc) 

1 18 - 119 



-CH, 



-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CHj- 
-CH2- 
-CHj- 
-CHj- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH2- 
-CH," 



-CH2'CH2" -CH2" 



-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH 2-CH2" 
-CH 2"CH 2~ 
-CH2"CH2" 
-CH 2-CH2 - 
-CHj-CHj- 
-CH2-CH2- 



-CHj-CHj- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CHMe- 
-CH2- 



-CH2 

-S- 

-O- 

-CH2 

-CHj 

-CH2 

-CHj 

-CHj 

-CHj 

-CHj 

-S- 

-S- 

-S- 

-s- 
-s- 
-s- 
-s- 
-s- 
-s- 
-s- 
s- 
-s- 
-s- 
-s- 
-s- 
-s 
-s- 



91 - 93 
191-193 



74 - 75 



125-129 

228 - 230 
231 - 233 



193-195 
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Nr. 






R^ 


R^ 










a J 




1 -Me-c-Pr 


H 


H 


1 -Mp T-Ma 




-PMoM-PH - 








1 -Me-c-Pr 


H 


H 


4--Me 




-PM -PHPK. 
-\_n2wnnr:- 




o o 




1 -Me-c-Pr 


H 


H 


1 -Me 4-Mp 




-PW -PM(3 - 
v-n2^''i"-) 




86 


NH2 


1 -Me-c-Pr 


H 


H 


1 -F. 3-F 




-CH2- 


-S- 


87 


NH2 


1-F-i-Pr 


H 


H 


1 - M e , 3 - M s 




-CH^- 


-S- 


o o 


ixn / 


1 -F-i-Pr 


H 


H 


1 - M e , *i - M 5 




-CH - 




O C7 


i>*n z 


1 -HO-i-Pr 


H 


H 


1 -Me 3 -Mo 




-PH - 






M hit a o 


1-F-i-Pr 


H 


H 


1 -Me "5 -Wo 




PW 


c 


91 


Morpholino 


1 -F-i-Pf 


H 


H 


1 -M p P 




-PH -PH - 


-*^n - 


92 


NHAc 


1-F-t-Pr 


H 


H 


1 IVIC, O IVJc 




-PH - 








1 -F-i-Pr 


H 


H 


1 IVIC, 0 ivi c 




-PH - 
-^n 2 


0 


94 


NHPiperidino 


1 -F-i-Pr 


H 


)-l 


1 -ivi c , 0 -fVic 




PW 

-Crl2- 


c 

-0- 




NH2 


} -F-i-Pr 


H 




-ivi e, '♦-p/ie 




PM 

-L.rl 2" 


c 

-0- 






1 -F-i-Pr 


H 


H 


1 -Mp 




-PM - 

-^n 2 


- 0 


97 


NH2 


t "J 


l-{ 


1^ 


\ -n/ie, J -fVlS 




C LJ 

-I-H2- 


-b- 


98 


NH2 


1 -MC'C-Pr 


l-{ 


ri 


2 -Me, 4 -Ms 




LJ 

-L-H2- 


-U- 


y y 


NH2 


1 -Me-c-Pr 


H 








PMoMPM 

^ment-ri 2 


-Pi 


1 uu 


NH2 


1 -Me-c-Pr 


H 




*+ -ivic 






n 


101 


NH2 




l-j 


|-j 


1 -Me, 4-M 9 




U n 2 1- M e 2 " 


-u- 


I 02 


NH2 


1 -Mp-r-Pr 


)-j 


|-{ 


IP "5 c 
t r , o-r 




-Cri2- 


-u- 


1 (J J 


NH2 


1 -F-i-Pr 




1^ 


1 -ivic, o-fvic 




PM 




1 u*v 


NH2 


T -F-i-Pr 


H 




I -ivic, *+-rvi e 




PM . 


-KJ' 


1 rvc 
1 Uo 


NH2 


1 -HO-i-Pr 






1 -rvic, 0 IVIS 




PM 


r\ 


1 Ub 


Niv1e2 


1 -F-i-Pr 


H 




1 -Ma "X.KAa 


PM 


PM 


n 

-w- 


107a 


Morpholino 


1 -F-i-Pr 


Me 


H 


1 IVIC, 0 1 Vi tJ 




-PH PH - 


\j~ 


108 


NHAc 


1 -F-i-Pr 


H 


H 


1 -K>1 p -Kyi P 

I IVIC, ^ IVIC 




-PH - 


-O- 


1 HQ 




1 -F-i-Pr 


H 


H 


1-Mp 3 -Mo 




-CHj- 


-0- 


1 10 


NHPiperidino 


1 -F-t-Pr 


H 


H 


1 -Me, 3-Me 




-CHt- 


-0- 


111 

1 1 1 


MMo 


1 -F-i-Pr 


H 


H 


2 -M p 4.-Ai/1 p 

^ IVIC, ^ IVIC 




-CH,- 


-0- 


1 12 


NH2 


1-F-i-Pr 


H 


Me 


1-Mp "^-Mp 




-PH - 


-H- 
w 


1 1 "5 
1 1 o 


MM 0 


t1 


H 


H 


1 Mp 3-Mp 




-CH2- 


-O- 


1 1 A 


KIUI 0 

rNri2 


1 -Me-c-Pr 


H 


H 






-PH -PH - 


-D- 


t 1 Zj 


MM 1 


1 -Me-c-Pr 


H 


H 


1-Me 3-M* 

1 tVl^^ ^ IVIw 




-CH -CH - 


-0- 


lift 

1 1 D 


MU 1 


1 -Me-c-Pr 


H 


H 


4-Me 




-PH -PH - 


-D- 


1 1 / 


(Nn2 


1 -Me-c-Pr 


H 


H 


1 -Mp ^-Mis 

I IV i C *4 - IVI w 




-PH -PH . 
v^n 2 ^ *• 2 


-H- 


1 1 Q 


Nn2 


1 -Me-c-Pr 


H 


H 


1 -F 3-r 




-PH -PH 
u.n2^n2 


-ij - 


1 1 Q 


MM 0 


1-F-t-Pr 


H 


CH-*OMe 


1 -Mp 3-Mp 

• IVIC, 0 1 * 1 c 




-PH -PH - 


-0- 


1 9n 


Kl Ul 1 

rJri2 


1 -F-i-Pr 


H 


H 






-PH -PH , 
\- n -T-\^n 2 


-H- 


121 


NH2 


1 -HO-i-Pr 


H 


H 


1 IVIC, •J IViC 




-PH -PH - 
n 2 ^—11 2 


-O- 
w 


122 


NMe2 


1-F-i-Pr 


H 


H 


1 -Me, 3-Me 




-CH2-CH2- 


-0- 


123 


Morpholino 


1-F-i-Pr 


H 


H 


1-Me, 3-Me 




-CH2-CH2- 


-0- 


124 


NHAc 


1-F-i-Pr 


H 


H 


1 -Me, 3-Me 




-CH2-CK2- 


-0- 


125 


NHNH2 


1-F-i-Pr 


H 


H 


1-Me, 3-M9 




-CH2-CH2- 


-0- 


126 


NHPiperidino 


1-F-i-Pr 


H 


H 


1 -Me, 3-Me 




-CH2-CH2- 


-0- 


127 


NH2 


1-F-i-Pr 


H 


H 


2-Me. 4-Me 




-CH2-CH2- 


-0- 


128a 


NHPiperidino 


1-F-i-Pr 


H 


H 


2 -Me. 3-iMe 




-CH2-CH2- 


-0- 


129 


NH2 


t1 


H 


H 


1Me. 3-Me 




-CH2CHMe- 


-0- 


130 


NH2 


1 -Me-c-Pr 


H 


H 


2-Me, 4-Me 




-CH2-CH2- 


-NH- 


131 


NH2 


1 -Me-c-Pr 


H 


H 


1 -Me, 3-Me 




-CH2-CH2- 


-NMe- 



wo 97/31904 
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Nr. 






132 


NH2 


1 -Me-c-Pr 


1 33 


NH2 


1 -Me-c-Pr 


134 


NH. 


1 -Me-C-Pr 


135 


NH2 


1 -F-i-Pr 


1 36 


NHj 


1 -F-i-Pr 


137 


NHj 


1-HO-i-Pr 


138 


NMej 


1 -F-i-Pr 


139 


Morpholino 


1 -F-i-Pr 


140 


NHAc 


1 -F-i-Pr 


141 


NHNH2 


1 -F-i-Pr 


142 


NHPiperidino 


1 -F-i-Pr 


143 


NH2 


1 -F-i-Pr 


144 


NH2 


1 -F-i-Pr 






tl 


^ Ad. 


NH2 


CF3 


^ A~7 
1 / 


i>Jri2 


CFoCFoH 


1 AQ 


PJrl 2 


F-i-Pr 


1 


MM? 


i-i-r3-rn 


1 

1 3w 


ixnniperiuino 


CF2CF2H 


1 K 1 
1 3 1 


NILJ t 

i>iH2 


F-i-Pr 




KILJ 1 

rir\2 


t-Bu 


1 7 




CF2CF2H 


1 54a 


NH2 


F-i-Pr 


1 c^c; 


rMri2 




1 t^R 
1 OD 


MUI 0 

IN ri 2 


CFCICF2H 


1 c;7 


rMri2 


F-i-Pr 




rMri2 


Me 




KIM 0 


L.r2L.r3 


1 fin 




Et 


1 R 1 

1 D 1 




CF2Me 


1 fi9 




CF2CF2H 


1 fi'^ 
I u o 




F-i-Pr 


1 fiA 
1 o*+ 


MM 1 


k«L.13 


1 

1 O 3 




CF2Ph 


1 fiR 

i oo 


MM •> 


CH2COOMe 


1 fi7 


MM "J 


CH2CN 


1 DO 


MM 0 


CHMeCN 


1 69 


NH2 


1-OMe-Et 




MM? 


2-F-Ph 


171 


NH2 


3-F-Ph 


172 


NH2 


4-F-Ph 


173 


NH2 


2-Me-Ph 


1 74 


NH2 


2-Et-Ph 


175 


NH2 


2-OH-Ph 


176 


NH2 


2-OMe-Ph 


177 


NH2 


2-CN-Ph 


178 


NH2 


2,4-F2-Ph 


179 


NH2 


1-F-c-Pr 



53 



R^ {R\ 

H H 4-Me 

H H 1-Me, 4-Me 

H H 1-F, 3-F 

H H 1-Me, 3-Me 

H H 1-Me, 4-Me 

H H 1-Me, 3-Me 

H H 1-Me, 3-Me 

H H 1-Me. 3-Me 

H H 1-Me, 3-Me 

H H 1-Me, 3-Me 

H H 1-Me, 3-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 1-Me, 3-Me 

H H l-Me, 3-Me 

H H 2-Me. 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Ph 

H H 2-Me. 4-Me 

H H 2-Ph. 4-Me 

H H 2,3,4-Me3 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

Me Me 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4.Me 

H H 1-Me. 4-Me 

H H 1-Me, 4-Me 

H H 1-Me, 4-Me 

H H 3-Me, 4-Me 

H H 3-Me. 4-Me 

H H 3-Me, 4-Me 

H H 2-Et 

H H 2-Ei, 4-Me 

H H 2-Et, 4-Me 

H H 2-Me. 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me. 4-Me 

H H 2-Me. 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 



(Y^l^ Fp, {°C) 



-CH2-CH2- 


-NH- 


-CH2-CH2- 


-NAc- 


~ \£ ~ \£ 


-NBz- 


-CH2-CH2- 


-NH- 


-CH 2-CH 2 ■ 


-NO- 


-CH2-CH2- 


-NH- 


-CH2-CH2- 


-NPh- 


-CH2-CH2- 


-NEt- 


-CH2-CH2- 


-N-i-Pr- 


-CHj-CHj- 


-N-n-Pr- 


-CHj-CHj- 


-NH- 


-CH2-CH2- 


-NH- 


-CH2-CH 2" 


-NlCHj- 




OMe)- 


-CH2-CHMe- 


-NPh- 


-CH2-CH2- 




-CH2-CH2- 


_ 


-CH2-CH2- 




-CH2-CH2- 




-CH2-CH2- 


- 


-CH2- 


-0- 


-CH2-CH2- 


- 


-CH2-CH2- 


- 


-CH2-CH2- 


- 


-CH2-CH2- 


- 


-CH2-CH2- 


- 




- 


-CH2-CH2- 


- 


-CH2-CH2- 


- 


-CMeH-CHj- 


- 


-CH 2-CH 2~ 


- 


"CH 2 -CH 2" 


- 


-CH2-CH2- 




-CH2-CH2- 


- 


-CH2-CH2- 


- 


-CH2-CH2- 


- 


-CH2-CH2- 




-CH2-CH2- 




-CH2-CH2- 




-CHj-CHj- 




-CHj-CHj- 




-CH2-CH2- 




-CH2-CH2- 




-CH2-CH2- 




-CH2-CH2- 




-CHj-CHj- 




-CH2-CH2- 








-CH2-CH2- 
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Nf. NR'r^ 




R-* 


R 




1 80 NH2 


epoxid 


H 


H 


2-Me. 4-Me 


1 8 1 NH2 


1 -Me-epoxid 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


182 NH2 


1 .2-Me2-epoxtd H 


H 


2-Me, 4-Me 


183 NH2 


1.2,2-Me3- 


H 


H 


2-Me, 4-Me 




epoxid 








184 NH2 


1-Me-2-Et- 


H 


H 


2-Me, 4-Me 




CPOXIQ 








185 NH2 


1 -Me-z-n-Bu- 


H 


H 


2-Me, 4-Me 




epoxid 








186 NH2 


2-Me-epoxid 


H 


H 


2-Mp 4.-^y1p 


187 NH2 


t1 


H 


H 


IVIC, IVIC 


188 NH2 


HO-i-Pr 


H 


H 


2-Mp ^-Mp 

^ iwiw, " tVI C 


189 NH2 


Cl-i-Pr 


H 


H 


^ IVIC, *+-IVIti 


190 NH2 


MeO-i-Pr 


H 


H 


^-me, 'f-Me 


191 NH2 


1-HO-Et 


H 


H 


IVIC, H-IVIc 


192 NH2 


1-MeO-Et 


H 


H 


^-ivic, *+-iVic 


193 NH2 


1 -F-Et 


H 


H 


2-Mp 4.-MP 

^ iVIC, *+ IVIc 


194 NH2 


1-CI-Et 


H 


H 


IVIC, IVIC 


195 NH2 


1 -AcO-Et 


H 


H 


IVIC, *T IVIc 


196 NH2 


HO-i-Pr 


H 


H 


1 -Me 4-Mp 

' IVIC, *^ IVIC 


197 NH2 




H 


H 


3-Mp ^-hJ\p 

w 1 V 1 ^ , *T IVIC 


198 NH2 


CF3 


H 


H 


H 


199a NH2 


CHFCF3 


H 


H 


H 


200 NH2 


F-i-Pr 


H 


H 


H 


201 NH2 


CF3 


Ac 


H 


H 


202 NH2 


CFjCFjH 


H 


H 


H 


203 NH2 


F-i-Pr 


H 


H 


H 


204 NH2 


t-Bu 


H 


H 


H 


205a NH2 


CF^CFjH 


H 


H 


H 


206 NH2 


F-i-Pr 


Bz 


H 


H 


207 NH2 


CF3 


H 


Me 


H 


208 NH2 


CFCICF2H 


H 


H 


H 


209 NH2 


F-i-Pr 


Ph 


H 


H 


210 NH2 


Me 


H 


H 


H 


21 1 NH2 


CF2CF3 


H 


H 


H 


212 NH2 


Et 


H 


H 


H 


213 NH2 


CFjMe 


H 


H 


H 


214 NH2 


CFjCFjH 


H 


H 


H 


215 NH2 


F-i-Pr 


CHO 


H 


H 


216 NH2 


CC!3 


H 


H 


H 


217 NH2 


CFjPh 


H 


H 


H 


218 NH2 


CH2C00Me 


H 


H 


H 


219 NH2 


CHjCN 


H 


H 


H 


220 NH2 


CHMeCN 


H 


H 


H 


221 NH2 


1-OMe-Ei 


H 


H 


H 


222 NH2 


2-F-Ph 


H 


H 


H 


223 NH2 


3-F-Ph 


H 


H 


H 


224 NH2 


4-F-Ph 


H 


H 


H 



-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 



-CH2-CH2- 



-CH2-CH2- 



-CH.-CH, 



Fp. rc) 



•2 

-CH,-CH,- 



-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 

-CH2"CH2* 

-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 

-CH2-CH 2" 

-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 

■CH2-CH2" 

-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 

-CH2"CH2* 

-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 

-CH2- 

-CH2-CH2- 

-CHMeCH2- 

-CH2*CH2- 

-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 

'CH 2*CH 2* 

-CMeH-CH2- 

-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 

-CH3-CH2- 

-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 

-CH2-CH2- 



-O- 



f. Schaum 
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55 



Nr. NR^R^ 



Fp. (°C) 



225 
226 
227 
228 
229 
230 
231 
232 
233 
234 
235 



NH2 

NH2 

NH2 

NH2 

NH2 

NH2 

NH2 

NH2 

NH2 

NH2 
NH2 



2-Me-Ph 

2rEl-Ph 

2-OH-Ph 

2-OMe-Ph 

2-CN-Ph 

2-F4-F-Ph 

1 -Me-c-Pr 

epoxid 

1 -Me-epoxid 

1 ,2-Me2-epoxid 

1,2,2-Me3- 

epoxid 



H 
H 
H 
H 
H 
H 
H 
H 
H 
H 
H 



H 
H 
H 
H 
H 
H 
H 
H 
H 
H 
H 



-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
"CH ^"CH 9- 
-CH2"CH2" 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 
-CH2-CH2- 



236 


NH2 


1 -Me-2-Et- 
epoxid 


{-{ 


)^ 


UJ 

n 




-CH2-CH2- 




237 


NH2 


1 -Me-2-n-Bu- 
epoxid 


H 


H 


H 


- 


-CH2"CH2" 




238 


NH2 


2-Me-epoxid 


H 


H 


H 




-CH2-CH2- 




239 


NH2 


. t1 


H 


H 


H 


- 


-CH2-CH2- 


- 


240 


NH2 


HO-i-Pr 


H 


H 


H 


- 


-CH2-CH2- 


- 


241 


NH2 


Cl-i-Pr 


H 


H 


H 


- 


-CH2-CH2- 


- 


242 


NH2 


MeO-i-Pr 


H 


H 


H 


- 


-CH2-CH2- 




243 


NH2 


1 -HO-Et 


H 


H 


H 


- 


-CH2~CH2" 


- 


244a 


NH2 


1 -PhO-Et 


H 


H 


H 


- 


-CH2-CH2- 


- 


245 


NH2 


1 -F-Et 


H 


H 


H 


- 


-CH 2-CH2* 


- 


246 


NH2 


1 -Cl-Et 


H 


H 


H 




-CH2-CH2- 




247 


NH2 


1 -AcO-Et 


H 


H 


H 




-CH2-CH2- 




248 


NH2 


HO-i-Pr 


H 


CHjOMe 


H 




-CH2-CH2- 




249 


NH2 


Cl-i-Pr 


H 


CHjOMe 


H 




-CH2-CH2- 




250 


NH2 


Et 


H 


Me 


H 




CH2 


0 


251 


NH2 


1 -Cl-Et 


H 


H 


H 




CH2 


NMe 


252 


NH2 


1 -MeO-Et 


H 


H 


1 -Me, 4-Me 


CH2 


CH2 


0 


253 


NH2 


2-MeO-Et 


H 


H 


1-Me, 4-F 




CHMeCH2 




254 


NH2 


c-Pr 


Me 


COOMe 


2-Me, 4-CI 




CHjCPhH 


0 


255 


NH2 


1 -Me-c-Pr 


Me 


CN 


2-Me. 4-Me 




CH2 


CH2 


255 


NH2 


1-F-c-Pr 


Ac 


Ac 


2-Me. 4-Me 




CH2 


CH2 


257 


NH2 


1 -Cl-c-Pr 


CHO 


Me 


2-Me. 4-Me 




CH2 


CH2 


258 


NMe2 


Me 


H 


H 


2-Me. 4-Me 




CH2 


CH2 


259 


NHCHO 


F-i-Pr 


CH20Me 


H 


2-Me. 4-CF3 


CH2 


CH2 




260 Morphoiino 


F-i-Pr 


Bz 


Me 


1 -Me. 4-OMe 




CHj-CHMe 


NMe 


261 


Piperidino 


F-i-Pr 


H 


H 


3-OMe 




CH2-CH2 


CHM) 


262 


NHAc 


F-i-Pr 


H 


H 


2-Me, 4-Me 




CHj-CHPh 




263 


NHNH2 


OH-i-Pr 


Me 


H 


3-Me. 4-Me 




CHj-CHMe 


S 


264 


NEt2 


OH-i-Pr 


H 


H 


3-Me, 4-Ei 




CHMe-CH2 


S 


265 


NHPh 


OH-!-Pf 


H 


H 


2-Ac. 4-Me 


CO 


CH2-CH2 


S 


266 


NHBz 


OMe-i-Pr 


H 


H 


3-OPh 


CHMe 


CH2-CH2 


S 


267 


NHCOPh 


Me 


H 


H 


3*0C0Ph 


CHEt 


CH2-CH2 


0 


268 


NH2 


CF3 


4-Ct-B2 


H 


2-Me, 4-Me 




CH2-CH2 


0 


269 


NH2 


CF2CF2H 


H 


Me 


2-Me. 4-Me 




CH2-CH2 


s 



f. Schaum 



163 - 165 
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PCT/EP97/00702 



Nr. NR'R^ 


r3 




rs 


270 NH2 


L.n2t^r 3 




ct 


271 NH2 




LJ 

n 




272 NH2 




H 


H 


273 NH2 


/ 2 


H 


H 


274 NH2 


F-i-Pr 


H 


H 


275 NH2 


u.r 3 


3-CI-Bz 


H 


276 NH2 


CF,CF,H 

2 2 


H 


Et 


9 7 7 MU o 


F-i-Pr 


H 


Me 




t-Bu 


H 


l-l 


7 7 Q MWJ •> 


CFjCFjH 


H 


Me 




F-i-Pr 


H 


H 


7 ft 1 NJl-li 


Lr3 


4-CI-Bz 


1-1 


7 fl 7 KJUlo 
■^OZ riri2 


CFCICFjH 


\-\ 


H 


70'3 KH-Jt 

^Oo rir12 


F-j-Pr 


H 


Ac 


^0<+ f\ir12 


Me 






iNriz 


CF2CF3 




H 


7QC KJU-) 


Et 


H 






CFjMe 


H 


t-{ 


7QQ Ml-i-» 

Zoo iNrl2 


CFjCFjH 


H 


H 




F-i-Pr 


\-\ 




7Qn KILJt 


CCI3 


)^ 


LJ 

n 


7Q 1 KJUlo 


CFjPh 


\-{ 


n 


7Q7 KlUlt 


CH^COOMp 


H 


H 




CHjCN 


H 


)-f 


7Q^ MMo 


CHMeCN 


H 


H 


295 NH? 


1-OMe-Et 


H 


H 


296 NH2 


2-F-Ph 


H 


H 


297 NH2 


3-F-Ph 


H 


H 


298 NH? 


4-F-Ph 


H 


H 


299 NH? 


2-Me-Ph 


H 


H 


300 NH2 


2-Et-Ph 


H 


H 


301 NH2 


2-OH-Ph 


H 


H 


302 NH2 


2-OMe-Ph 


H 


H 


303 NH2 


2-CN-Ph 


H 


H 


304 NH2 


2,4-F2-Ph 


H 


H 


305 NH2 


1-Me-c-Pr 


H 


H 


306 NH2 


epoxid 


H 


H 


307 NH2 


1 -Me-epoxid 


H 


H 


308 NH2 


1 ,2-Me2-epoxicl 


H 


H 


309 NH2 


1 ,2,2-Me3- 


H 


H 




epoxid 






310 NH2 


l-Me-2-Et- 


H 


H 




epoxid 






311 NH2 


1 -Me-2-n-Bu- 


H 


H 




epoxid 






312 NH2 


2-Me-epoxid 


H 


H 


313 NH2 


t1 


H 


H 


314 NH2 


HO-i-Pr 


H 


H 



(R^)n (Y^)^ Y^' Fp. (oci 

2-Me, 4-Me CH2-CH2 ^ 

2-Me, 4-Me CH2-CH2 ^ 

H -CH2- -CHj-CHj- - 

H -CHj- -CH2-CH2- - 

H -CHj- -CH2-CH2- - 72-75 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2- -O- 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CHj- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CMeH-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

' H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CHj- -CH2-CH2- - 

H -CHj- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CHj- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 153-154 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CHj- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CHj- -CH2-CH2- ' 

H -CH2- -CH2-CH2- - 

H -CHj- -CH2-CH2- - 

H •CH2- -CH2-CH2- - 

H -CH2- -CH2-CH2- - 145-146 



wo 97/31904 



Nr. 


NR^R^ 


R^ 


315 


NH2 


Cl-i-Pr 


316 


NH2 


MeO-i-Pr 


317 


NH? 


1-HO-Et 


318 


NH2 


1-MeO-Et 


319 


NH2 


1-F-Ef 


320 


NH2 


1-CI-Et 


321 


NH2 


1 -AcO-Et 


322 


NH2 


HO-i-Pr 


323 


NH2 


Cl-i-Pr 


324 


NHj 


CF3 


325 


NH2 


CF2CF2H 


326 


NH2 


F-i-Pr 


327 


NH2 


CF3 


328 


NH-c-Pr 


CF2CF5H 


329 


NH2 


F-i-Pr 


330 


NH2 


t-Bu 


331 


NHNH-Me 


CF-CFjH 


332 


NH2 


F-i-Pr 


333a 


NHMe 




334 


NH2 


CFClCFjH 


335 


NH2 


F-r-Pr 


336 


NH2 


Me 


337 


NH2 


CF2CF3 


338 


NH2 


Et 


339 


NH2 


CFjMe 


340 


NH2 


CFjCFjH 


341 


NH2 


F-i-Pr 


342 


NH2 


CCI3 


343 


NH2 


CFjPh 


344 


NH2 


CHjCOOMe 


345 


NH2 


CHjCN 


346 


NH2 


CHMeCN 


347 


NH2 


1-OMe-Et 


348 


NH2 


2-F-Ph 


349 


NH2 


3-F-Ph 


350 


NH2 


4-F-Ph 


351 


NH2 


2-Me-Ph 


352 


NH2 


2-Et-Ph 


353 


NH2 


2-OH-Ph 


354 


NH2 


2-OMe-Ph 


355 


NH2 


2-CN-Ph 


356 


NH2 


2,4-F2-Ph 


357 


NH2 


1 -F-c-Pr 


358 


NH2 


epoxid 


359 


NH2 


1 -Me-epoxid 


360 


NH2 


1 ,2-Me2-epoxid 


361 


NH2 


1,2.2-Me3- 






epoxid 



57 



R^ 






H 


H 


H 


H 


H 


H 


H 


H 


H 


H 


H 


H 


H 


H 


H 


H 


H 


H 


H 


H 


H 


CH2CN 


H 


H 


CH2CH2- 


H 


H 


-CN 






H 


H 




H 


H 


2-Mp 4-Mp 


H 


H 


?-Mp 4-Mp 

IVIC, *♦ iVIC 


CH-,OMe 


H 


^ IVIC, *+~IVIc 


H 


H 


iVlc, ***ivic 


H 


H 


<^ IVlc, '♦ IVlc 


H 


H 


^ IVI c , "IVI c 


H 


H 


^ IVIC , •+ Ivi c 


CH^OMe 


H 


^ ivtc, *T*ivic 


H 


H 


^ IVIC, *+ (vic 


H 


Me 


?«K^p A-^ylp 
^ IVIC, '+ IVIC 


Et 


H 


^ IVIC, ^ IVIC 


H 


H 


0 'f^A^ A>fV^p 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


H 


H 


1 -Me, 4-Me 


H 


H 


1 -Me, 4-Me 


H 


Me 


1 -Me, 4-Me 


H 


H 


3-Me, 4-Me 


H 


H 


3-Me, 4-Me 


H 


H 


3-Me, 4-Me 


H 


H 


2-Et 


H 


H 


2-Et. 4-Me 


H 


H 


2-Et, 4-Me 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


H 


H 


2-Me. 4-Me 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


H 


H 


2-Me, 4-Me 



PCT/EP97/00702 



(Y^)„ Fp. (OC) 



-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CHj- 


-CH2-CH2- 


-CH,- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CHj- 


-CH2-CH2- ' 


-CHj- 


-CH2-CH2- - 


-CH^- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2~CH2" 


-CH2- 


-CH2- -0 


-CHj- 


-CH2-CH2- - 


-CHj- 


-CH2-CH2- - 


-CHj- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CHj-CHj- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CMeH-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CHj- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CHj- 


-CH2-CH2- - 


-CHj- 


-CH2-CH2- - 


-CHj- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CHj- 


-CH2-CH2- - 


-CMCj- 


CH2-CH2- ■ 


CMeH- 


-CH2-CH2- - 


-CHj- 


-CH2-CH2- - 


-CHj- 


-CH2"CH2- 


-CHo- 


-CH2-CH2- - 


CHOH 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 


-CH2- 


-CHj-CHj- - 


-CH2- 


-CH2-CH2- - 
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58 



■^r. NR^R^ 




R^ 


R^ 


362 NH2 


1-Me-2-Et- 


H 


H 




epoxid 






363 NH2 


1 -Me-2-n-Bu- 


H 


H 




epoxid 






354 NH2 


2-Me-epoxid 


H 


H 


365 NH2 


t1 


H 


H 


366 NH2 


HO-i-Pr 


H 


H 


367 NH2 


Cl-i-Pr 


H 


H 


368 NH2 


MeO-i-Pr 


H 


H 


369 NH2 


1-HO-Et 


H 


H 


370 NH2 


1-MeO-Et 


H 


H 


371 NH2 


1-F-Et 


H 


H 


372 NH2 


1-CI-Et 


H 


H 


373 NH2 


1-AcO-Et 


H 


H 


374 NH2 


HO-t-Pr 


H 


H 


375 NH2 


Cl-i-Pr 


H 


H 


376 NH2 


CF3 


H 


H 


377 NH2 


CF2CF2H 


H 


H 


378 NH2 


F-i-Pr 


H 


H 


379 NH2 


CF3 


H 


CHjOMe 


380 NH2 


CFjCF^H 


H 


CH20Me 


381 NH2 


F-i-Pr 


H 


CHjOMe 


382 NH2 


t-Bu 


H 


H 


383 NH2 


CFjCFjH 


H 


Me 


384 NH2 


F-i-Pr 


H 


CH20Me 


385 NH2 


CF3 


H 


Me 


386 NH2 


CFClCFjH 


H 


H 


387 NH2 


F-i-Pr 


H 


Ph 


388 NH2 


Me 


H 


H 


389 NH2 


CF2CF3 


H 


H 


390 NH2 


Et 


H 


H 


391 NH2 


CFjMe 


H 


H 


392 NH2 


CF2CF2H 


Bz 


H 


393 NH2 


F-i-Pf 


H 


i-Pr 


394 NH2 


CCl3 


H 


H 


395 NH2 


CFjPh 


H 


H 


395 NH2 


CHjCOOMe 


H 


H 


397 NH2 


CH2CN 


H 


H 


398 NH2 


CHMeCN 


H 


H 


399 NH2 


1-OMe-Et 


H 


H 


400 NH2 


2-F-Ph 


H 


H 


401 NH2 


3-F-Ph 


H 


H 


402 NH2 


4-F-Ph 


H 


H 


403 NH2 


2-Me-Ph 


H 


H 


404 NH2 


2-ET-Ph 


H 


H 


405 NH2 


2-OH-Ph 


H 


H 


406 NH2 


2-OMe-Ph 


H 


H 


407 NH2 


2-CN-Ph 


H 


H 



PCT/EP97/00702 





Y 




2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH 2 *CH2- 


2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH-,-CH^- 


2-Me, 4-Me 


-CHj- 


-CH2-CH2- 


2-Me. 4-Me 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


2-Me, 4-Me 


-CHj- 


-CH2-CH2- 


2-Me, 4-Me 


-CHj- 


-CH2-CH2- 


2-Me. 4-Me 


-CH2- 


-CHj-CHj- 


2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH«-CH«- 


2-Me, 4-Me 


-CHj- 




2-Me, 4-Me 


-CH2- 




2-Me, 4-Me 


-CHj- 


-CH«-CH«- 


1 -Me, 4-Me 


-CH2- 


1 1 n ■ J 


3-Me 4-Me 






H 


-CH - 


-CH2- 


H 


-CHj- 


-CHj- 


H 


-CHj- 


-CH2- 


H 


-CHj- 


-CHj- 


H 


-CH2- 


-CH2- 


H 


-CO- 


-CHj- 


H 


-CHj- 


-CH2- 


H 


-CHj- 


-CHj- 


H 


-CHj- 


-CHj- 


H 


-CHj- 


-CHj- 


H 


-CH2- 




H 


2 


2 


H 


-CH-,- 
2 


-CH-,- 
2 


H 


2 




H 


-CH,- 

2 


2 


H 


2 


2 


H 


^ 2 


-CH-- 
v^. -2 


H 


-CHo- 


-CH2- 


H 


-CH-,- 
2 


^ 2 


H 


2 


-CH,- 
^2 


H 


-CHj- 


^ '2 


H 


-CHj- 


-CHj- 


H 


-CH2- 


-CHj- 


H 


-CH2- 


-CH2- 


H 


-CHj- 


-CHj- 


H 


-CHj- 


-CH2- 


H 


-CH2- 


-CHj- 


H 


-CH,- 


-CHj- 


H 


-CH2- 


-CH2- 


H 


-CHj- 


-CHj- 


H 


-CH2- 


-CH2- 


H 


-CHj- 





wo 97/31904 



PCT/EP97/00702 



59 



Nr. NR^R^ 


r3 




r5 








408 NH2 


2,4-F2-Ph 


H 


H 


H 


-CH2- 


-CH2- 


409 NH2 


1-Me-c-Pr 


H 


H 


H 




-CH2- 




epoxid 


H 


H 


H 


-CH.- 




41 1 NH2 


1 -Me-epoxid 


H 


H 


H 


-CHj- 


-CH2- 


412 NH2 


1 ,2-Me2-epoxid 


H 


H 


H 




-CHj- 


413 NH2 


1 ,2,2-Me3- 


H 


H 


H 


-CH2- 


-CH2- 




epoxid 












414 NH2 


1-Me-2-Et- 


H 


H 


H 


-CH2- 


-CH2- 




epoxid 












415 NH2 


1 -Me-2-n-Bu- 


H 


H 


H 


2 


-CH,- 
2 




epoxid 












*♦ 1 D INri2 


2-Me-epoxid 


H 


H 




-V-.rl2- 


r^t t 

-un2- 


1 / INrl2 


ti 


H 


H 


Ul 

n 




-L.H2- 


A 1 A Ml-I 

*+ 1 o iNnz 


HO-i-Pr 


H 


H 




P'UI 

-t-rl2' 


r*uj 

-Cn2- 


*♦ 1 y NM2 


Cl-i-Pr 


H 


^ 


Ul 

n 


^Ul 

-L.n2- 


-CH2- 




MeO-i-Pr 


H 


H 




-CH2- 


/-» 1 1 




1 -HO-Et 


H 


H 


Ul 

n 


r^ui 

-L.r(2- 


-C.H2- 




1 -MeO-Et 


H 




Ul 

n 


ti 

-l_n 2" 




ylOO Kll_J'> 


1-F-Et 


H 


H 


H 


-l-ri 2" 


/^Ul 

-L.n2- 


MM'> 


1 -Cl-Et 


H 


H 


H 


L-n 2 


-Un2- 


**ZO INr12 


1 -AcO-Et 


H 


H 


H 


LJ 


-Cn2- 


426 NH2 


HO-i-Pr 


H 


H 


H 


-PH - 

V— fJ 2 


-PWPK 


/ i>ini 


Cl-i-Pr 


H 


H 


H 


\_ n 2 








H 


H 


^ IVlC, *T-iVIC 


-PH . 


PH 

-V-ri2~ 




CFjCFjH 


Me 


H 




-PH - 
wn 2 


PH 
-^n2~ 


•t 0 u IN n z 


F-i-Pr 


H 


H 


?-Mp 


-PH - 
^^n 2 


-PH 


431 NH2 


L-.r 3 


Me 


H 


2-Me 4-Mp 


-PH - 
V— n 2 


-PH - 
-v^n 2 


432 NH2 


CF-,CF-H 

z z 


H 


H 


2-Me, 4-Me 




-CHj- 


*♦ 0 0 iNn z 


F-i-Pr 


Me 


H 


2-Me, 


-PH - 
V— n 2 


-PH - 


**o*» iNnif 


t-Bu 


H 


H 


IVlC, IVIC 


-PW 
-v-n 2" 


PU 

-i-n2~ 


435 NH? 


CF,CF-H 

z 2 


Ac 


H 


2-Me, 4-Me 




PH - 


436 NH? 


F-i-Pr 


Et 


H 


2-Me, 4-Me 


-CHj- 


-CH2- 


4.37a NH-i-Pr 




CH,OMe 


H 


2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH2- 


43fl NH9 
INnz 


CFCICF2H 


H 


H 


2-Me 4-Me 


-CH2- 


-PH - 


439 NH9 


F-i-Pr 


Ac 


H 


2-Me 4-Me 


-CHj- 


-PH - 
x^n 2 


440 NH2 


Me 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-PH - 
v^n 2 


441 NH2 


V—r ZL.r3 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CHj- 


-PH - 
w n 2 




Et 


H 


H 


? -M p A 


-PH - 


PH 

-v^ n 2" 


443 NH2 


CFjMe 


H 


H 


1 -Me, 4-Me 


-CHj- 


-CH2- 


444 NH2 


CFjCF^H 


H 


H 


1 -Me, 4-Me 


-CH,- 


-CHj- 


445 NH2 


F-i-Pr 


H 


H 


1 -Me, 4-Me 


-CH,- 


-CH2- 


446 NH2 


CCt3 


H 


H 


3-Me, 4-Me 


-CHj- 


-CHj- 


447 NH2 


CFjPh 


H 


H 


3-Me, 4-Me 


-CH,- 


-CH2- 


448 NH2 


CHjCOOMe 


H 


H 


3-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH2- 


449 NH2 


CHjCN 


H 


H 


2-Et 


-CH2- 


-CH2- 


450 NH2 


CHMeCN 


H 


H 


2-Et, 4-Me 


-CH2- 


-CH2- 


451 NH2 


1-OMe-El 


H 


H 


2-Et, 4-Me 


-CHj- 


-CHj- 


452 NH2 


2-F-Ph 


H 


H 


2-Me, 4-Me 




-CH2- 
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453 NH2 


3-F.Ph 


H 


H 


2-Me. 4-Me 


-CH->- 


-CH2- 




454 NH2 


4-F-Ph 


H 


H 


2-Me. 4-Me 










2-Me-Ph 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CHj- 


-CH.- 




456 NH2 


2-Et-Ph 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CMej- 


-CH2- 




457 NH2 


2-OH-Ph 


H 


H 


2-Me, 4-Me 




-CH2- 


- 












CMeH- 






458 NH2 


2-OMe-Ph 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CH^- 


-CH2- 




459 NH2 


2-CN-Ph 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH2- 


- 


460 NH2 


2-F4-F-Ph 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH2- 


- 


461 NH2 


1 -F-c-Pr 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


- 


-CHj- 


- 












COHH- 






462 NH2 


eooxid 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH2- 


- 


463 NH2 


1 -Me-epoxtd 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH2- 


- 


464 NH2 


1 -Me-2-Me- 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH2- 


- 




epoxid 














465 NH2 


1,2,2-Me3- 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH.- 






epoxid 














466 NH? 


1-Me-2-Et- 


H 


H 


2-Me 4-Mp 


-CH2- 


n 2 




















467 NH2 




n 


rt 


2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH2- 






epoxid 














468 NH2 


2-Me-epoxid 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CH2* 


-CH2- 


- 


469 NH2 


t1 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH2- 


- 


470 NH2 


HO-i-Pr 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH2- 


- 


471. NH2 


Cl-i-Pr 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH2- 


- 


472 NH2 


MeO-i-Pr 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


'CH2- 


-CH2- 


- 


473 NH2 


1 -HO-Et 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CHj- 


-CH2- 


- 


474 NH2 


1 -MeO-Et 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH2- 


- 


475 NH2 


1 -F-Et 


H 


H 


2-Me, 4-Me 




'CH2- 


- 


476 NH2 


1 -Cl-Et 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH2- 


- 


477 NH2 


1 -ACU-tt 


H 


H 


2-Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH2- 


- 


478 NH2 


HO-i-Pr 


H 


H 


1 -Me, 4-Me 


-CH2- 


-CH2- 


- 


479 NH2 


Cl-i-Pr 


H 


H 


3-Me. 4-Me 


-CH2- 


-CH2- 


- 


480 NH2 


CF3 


H 


H 


H 


- ■ 


-CH2-CHPh- 


-0- 


481 NH2 




M 


II 
n 


H 




-CHj-CHPh- 


-0- 


482 NH2 


r-i-Kr 


M 


H 


1 -Me, 4-Me 


* 


-CH2-CHPh- 


-0- 


AO"? NH-lo 
'♦■oO l>iri2 


CF3 


H 


H 






-L.ri2-CrlPn- 


-S- 


484 NH2 


CF2CF2H 


H 


H 


1 -Me, 4-Me 




-CH2-CHPh- 


-s- 


485 NH2 


F-i-Pr 


H 


Me 


2-Me. 4-Me 




-CHj-CHPh- 


-s- 


486 NH2 


t-Bu 


H 


H 


H 




-CHj-CHPh- 


-0- 


487 NH2 


CF2CF2H 


H 


Me 


2-Me, 4-Me 




-CH2-CHPh- 


-0- 


488 NH2 


F-i-Pr 


H 


H 


2-Me 




-CHj-CHPh- 


-0- 


489 NHAc 


CF3 


H 


H 


H 




-CH2-CHPh- 


-0- 


490 NEt2 


CFCICF2H 


H 


H 


H 




-CH2-CHPh- 


-0- 


491 NH2 


F-i-Pr 


H 


Ac 


H 




-CHj-CHPh- 


-0- 


492 NH2 


Me 


H 


H 


H 




-CHj-CHPh- 


-0- 


493 NH2 


CF2CF3 


H 


H 


H 




-CHj-CHPh- 


-0- 


494 NH2 


Et 


H 


H 


H 




-CH2-CHPh- 


-0- 
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Nr. NR^r2 




R^ 


r5 


(R^l 

' 'n 




' * 'm 


y3 


4ab NH2 


CFjMe 


1-1 




n 




-CH2-CrlPn- 


-0- 


4yb NH2 




4-CI-Bz 




LJ 

n 




-Crl2-CHPn- 


-0- 


497 NH2 




1,1 


Fr 


i_) 




*2'^ " 


-0- 


498 NH2 


CCl3 




LJ 

n 


n 




-CHj-CHPh- 


-0- 


499 NH2 


PP Ph 


n 


u 
n 


L 1 

n 




-CHj-CHPh- 


-0- 


500 NH2 


^— ri 2 ^ ^ C 


It 
r1 


Li 

ri 


H 




-CH2-CHPh- 


-0- 


501 NH2 




11 
n 


II 
n 


H 




-CHj-CHPh- 


-0- 


502 NH2 


CHMeCN 


H 


H 


H 




-CH2-CHPh. 


-0- 


503 NH2 


1 -UMe-ct 


H 


H 


H 




-CHj-CHPh- 


-0- 


504 NH2 


Z-r-rn 


H 


H 


H 




-CHj-CHPh- 


-0- 


505 NH2 




H 


H 


H 




-CH2-CHPh- 


-0- 


506 NH2 


4-r-r^n 


H 


H 


H 




-CH2-CHPh- 


-0- 


507 NH2 


Z-Me-rTl 


H 


H 


H 




-CHj-CHPh- 


-0- 


bUo NH2 


2-Et-Ph 


l-j 


)^ 


1-4 

n 




LJ /^l il->L> 


-O- 


i>Jrl2 


2-OH-Ph 


H 


H 


H 




*uri 2"^ 


-\J- 


510 NH2 


2-OMe-Ph 


H 


H 


H 




-CH2-CHPh- 


-0- 


511 NH2 


2-CN-Ph 


H 


H 


H 




-CH,-CHPh- 


-0- 


512 NH2 


2,4-F2-Ph 


H 


H 


H 




-CHj-CHPh- 


-0- 


513 NH2 


1-Me-c-Pr 


H 


H 


H 




-CH2-CHPh- 


-0- 


514 NH2 


epoxid 


H 


H 


H 




-CH2-CHPh- 


-0- 


515 NH2 


1 -Me-epoxid 


H 


H 


H 




-CHj-CHPh- 


-0- 


516 NH2 


1 ,2-Me2-epoxid 


H 


H 


H 




-CHj-CHPh- 


-0- 


517 NH2 


1,2,2-Me3- 


H 


H 


H 




-CH2-CHPh- 


-0- 




epoxid 














518 NH2 


l-Me-2-Et- 


H 


H 


. H 




-CH2-CHPh- 


-0- 




epoxid 














5 1 9 NH2 


l-Me-2-n-Bu- 


H 


H 


H 




-CHj-CHPh- 


-O- 


















520 NH2 






n 


Ul 




-CHj-CHPh- 


-O- 


521 NH2 




H 


LJ 

n 


11 
M 




-CHj-CHPh- 


-O- 


522 NH2 


HO-i-Pf 


l-l 


LJ 

n 


LJ 
M 




-CHj-CHPn- 


-O- 


523 NH2 


Cl-i-Pr 


n 


LJ 


H 




-CHj-CHPh- 


-O- 


524 NH2 


MeO-i-Pr 


n 


LJ 

ri 


H 




-CHj-CHPh- 


-O- 


525 NH2 


1 -HD-Fr 


u 

M 


LJ 

rl 


H 




-CHj-CHPh- 


-O- 


526 NH2 


1 (view C L 


11 
M 


LJ 


H 




-CHj-CHPh- 


-0- 


527 NH2 


1 -F-Ft 


n 


ri 


H 




-CHj-CHPh- 


-0- 


528 NH2 




LJ 
M 


ri 


H 




-CHj-CHPh- 


-O- 


529 NH2 


1 -AcO-Et 


U 

n 


LJ 


H 




-CH2-CHPn- 


-O- 




HO-i-Pr 


H 


H 


H 




-PH -PHPh- 

ri 2 V— rirf i 


-O- 


531 NHBz 


Cl-i-Pr 


H 


H 


H 




-CHj-CHPh- 


-0- 


532 NH2 


CF3 


H 


H 


H 




-CH2"CH2" 


-CH2- 


533 NH2 


CFjCFjH 


H 


H 


H 




-CH2-CH2- 


-CH2- 


534 NH2 


F-i-Pr 


H 


H 


H 




-CH2-CH2- 


-CH2- 


535 NH2 


CF3 


H 


H 


2-thien-2-vl 




-CH2-CH2- 


-CH2- 


536a NH2 


CF2CF2H 


Me 


H 


2-Me, 4-Me 




-CH2-CH2- 


-CH2- 


537 NH2 


F-i-Pr 


H 


Me 


2-Me, 4-Me 




-CH2-CH2- 


-CHj- 


538a NH2 


t-Bu 


Me 


H 


H 




-CH 2*CH2' 


-CH2- 


539 NH2 


CF2CF2H 


H 


Me 


2-Me. 3-Me 




■C H 2"CH 2 ' 


-CH2- 
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Nr. NR^r2 


r2 




r5 






F-i-Pr 


u 
n 


rl 


2-Me, 


541a NH2 




H 


H 


2-Me. 4-Me 


542 NH2 




H 


H 


H 


543 NH2 


r-t-Pr 


H 


Ac 


3-OMe 


544 NH2 


ivie 


H 


H 


H 


545 NH2 


CF2CF3 


H 


H 


H 


546 NH2 


CL 


H 


H 


H 


547 NH2 




H 


H 


H 


548 NH2 




H 


H 


1 -Me, 4-Me 


549 NH2 


r-t-rT 


H 


Et 


1-Me, 4-Me 


550 NH2 


CCl3 


H 


H 


H 


551 NH2 




H 


H 


H 


552 NH2 




H 


H 


H 


553 NH2 


CHjCN 


H 


H 


H 


554 NH2 


CHMeCN 


H 


H 


H 


555 NH2 


1 -OMe-Et 


H 


H 


H 


556 NH2 


2-F-Ph 


H 


H 


H 


557 NH2 


3-F-Ph 


H 


H 


H 


558 NH2 


4-F-Ph 


H 


H 


H 


559 NH2 


2-Me-Ph 


H 


H 


H 






H 


H 


H 


561 WH? 


2-OH-Ph 


H 


rl 


H 


562 NH2 


2-OMe-Ph 


H 


H 


H 


563 NH2 


2-CN-Ph 


H 


H 


H 


564 NH2 


2-F4-F-Ph 


H 


H 


H 


565 NH2 


1 -Me-c-Pr 


H 


H 


H 


566 NH2 


epoxtd 


H 


H 


H 


567 NH2 


1 -Me-epoxid 


H 


H 


H 


568 NH2 


1 ,2-Me2-epoxid 


H 


H 


H 


569 NH2 


1.2,2-Me3- 


H 


H 


H 




epoxid 








570 NH2 


l-Me-2-Et- 


H 


H 


H 




epoxid 








571 NH2 


1 -Me-2-n-Bu- 


H 




H 




epoxid 








o NH2 


2-Me-epoxid 


H 


H 


H 


7 O h _ 

o / o Nrl2 


1 1 


H 


H 


H 


574 NH2 


nu-t-rr 


H 


H 


H 


575 NH2 


Cl-i-Pr 


H 


^ 


H 


576 NH2 


MeO-i-Pr 


H 


H 


H 


577 NH2 


1-HO-Et 


H 


H 


H 


578 NH2 


1-MeO-Et 


H 


H 


H 


579 NH2 


1-F-Et 


H 


H 


H 


580 NH2 


1-CI-Et 


H 


H 


H 


581 NH2 


1-AcO-Et 


H 


H 


H 


582 NH2 


HO-i-Pr 


H 


H 


H 


583 NH2 


C!-i-Pr 


H 


H 


H 


584 NHj 


l-OH-2-MeO-Et H 


H 


2-Me-4-Me 



CO 
CO 



(Y'L Fp. (OC) 

-CH2-CH2- -CH2- 

-CH2-CH2- -CHPh- 

-CH2-CH2- -CH2- 

-CH2-CH2- -CH2- 



-CH2-CH2- 


-CHj- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CHj- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CHj-CHj- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CHj-CHj- 


-CH2- 


-CHj-CHj- 


-CHj- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CHj- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CHj- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


'CH2-CH2- 


-CHj- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CHj- 


-CH2-CH2- 


-CHj- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CHj- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CHj- 


-CH2-CH2- 


-CHj- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CHj- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


-CH2-CH2" 


-CH2- 


CH2-CH2- 


-CH2- 



wo 97/31904 



PCT/EP97/00702 



Nr. 


nr^r2 


r2 


585 


NH2 




586 


NH2 


CF3 


587 


NH2 


i-Pr 


588 




CHjCHtOH)- 






CF3H 


589 


NH2 


-CMe = CH2 


590 NH2 


Me 


591 


NH2 


CH2-CMe20Me 


592 


NH2 


CHj-OMe 


593 


NH2 


CHj-t-Bu 




i>in2 


NH2 


595 


NH 


OMe 


«-/ »3 0 


2 


SMe 


597 


NH2 


SEt 


598 


NH2 


1 -F-c-Pr 


599 


NH2 


CH2CH(0Me)- 








600 


NHj 


CHjCHIOMe}- 






CF, 
3 


bU 1 


NH2 


1 -F-i-Pr 


oUJ, 


KIU 

NHj 


CHCF3CH20Me 




Kl LJ 
INM2 


CHMeCH-,OMe 




KILJ 

rJn2 


1 -Me-c-Bu 


605 


NHj 


1 -Me-c-Bu 


608 


NH2 


CH2CH2CF3 


607 


NH2 


CHMeCH2CF3 


608 


NH2 


CMe = CHCF3 


609 


NH, 


CH2CH2CF3 


610 


NH2 


1 -F-i-Pr 


611 


NHj 


C(OH)Et2 


612 


NH2 


1-F-c-Pr 


613 


NH2 


2,2,3, S-Me^-c- 






Pr 


614 


NH2 


1 -Et-c-Bu 


615 


NH2 


F-i-Pr 


616 


NH2 


F-t-Pr 


617 


NHj 


F-i-Pr 


618 


NH2 


CHOHPh 


619 


NHj 


CHOHPh 


620 


NHj 


CHjOMe 


621 


NH2 


CHjOMe 


622 


NHj 


CHjCHj- 






CH=CH2 


623 


NH2 


CH(OMe)Ph 


524 


NH2 


CHj-c-Pf 


525 


NHj 


-S-lsoxazolyl 


626 


NHj 


i-Pr 


627 


NH2 


NMej 



63 



R* R^ (R^}„ 

H H 3-MeO, 4-F 

H H 1 -Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H 2-Me. 

4-Me 

H H 2-Me. 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me. 4-Me 

H H 2-Me. 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H H 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H H 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me. 4-Me 

H H 2-Me. 4-Me 

H H H 

H H 2-F 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H H 

H H 1-Me, 3-Me 

H H 4-Me 

H H H 

H H 2-Me, 4-Me 

H H H 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 

H H 2-We. 4-Me 

H H 2-Me, 4. Me 

H H 2-Me. 4-Me 

H H 2-Me, 4-Me 







Fp. (°C1 


-CH,CH,- 


-CH,- 

2 




-CHjCHj. 


s 


176-178 


-CHjCH,- 


-CH,- 


test 


-CH.CH,- 

2 2 


-CH-- 
2 


fast 


pLi r*i-i 

-L^M 2"^fi2' 


/— 11 
-Cn2- 


1 1 0/ 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


100-101 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


fest 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


198-199 


-CH2-CH2- 


-CH2- 




-CH2-CH2- 


-CH2- 




-CH2-CH2- 


-CH2- 


180-182 


-CHj-CHj- 


-CH2- 




-CH 2"CH2' 


-CH2- 




-CH2-CH2- 


-CHj- 


65-70 


-CH2-CH2- 


-CHj- 




-CH2CH2- 




fest 




-O- 


1 91 -1 93 


C l_l /-* 1 1 

-CH2-Cn2- 


-CH2- 




-CH2-CH2- 


-CH2- 




-CH2-CH2- 




148-150 


-CH2-CH2- 


-CH2- 


fest 


"CH 2 "CH 2~ 


-CH2- 


55-60 


-CH2-CH2- 


-CHj- 


fest 


-CHj-CHj- 


-CH2. 


fest 


-CH2-CH2- 




86-90 
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B. Formulierungsbeispiele 

a) Ein Staubemittei wird erhalten, indem man 10 Gew.-Teiie einer 
Verbindung der Formel (I) und 90 Gew.-Teite Talkum als Inertstoff mischt und in 
einer Schlagnnuhle zerkleinert. 

b) Ein in Wasser leicht dispergierbares, benetzbares Pulver wird erhalten, 
indem man 25 Gewichtsteiie einer Verbindung der Forme! (I), 64 Gewichtsteile 
kaolinhaltigen Quarz als Inertstoff, 10 Gewichtsteile ligninsulfonsaures Kalium 
und 1 Gew.-Teil oleoylmethyltaurinsaures Natrium als Netz- und Dispergiermittel 
mischt und in einer Stiftmuhle mahlt. 

c) Ein in Wasser leicht dispergierbares Dispersionskonzentrat wird erhalten, 
indem man 20 Gewichtsteile einer Verbindung der Formel (1) mit 6 Gew.-Teiien 
Alkylphenolpolyglykolether (®Triton X 207), 3 Gew.-Teilen 
Isotridecanolpolyglykolether (8 EO) und 71 Gew.-Teilen paraffinischem 
Mineralol (Siedebereich z.B. ca. 255 bis uber 277°C) mischt und in einer 
Reibkugelmuhle auf eine Feinheit von unter 5 Mikron vermahlt. 

d) Ein emulgierbares Konzentrat wird erhalten aus 15 Gew.-Teiien einer 
Verbindung der Formel (1), 75 Gew.-Teilen Cyclohexanon als Losungsmitte! und 
10 Gew.-Teilen oxethyliertes Nonylphenol als Emulgator. 

e) Ein in Wasser dispergierbares Granular wird erhalten indem man 
75 Gewichtsteile einer Verbindung der Formel (I), 

10 " ligninsulfonsaures Calcium, 

5 " Natriumiaurylsulfat, 
3 " Polyvinylalkohol und 

7 *' Kaolin 

mischt, auf einer Stiftmuhle mahli und das Pulver in einem Wirbeibett 
durch Aufspruhen von Wasser als Granuiierflussigkeit granuiiert. 
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f) Ein in Wasser dispergierbares Granular wird auch erhalten, indenn nnan 
25 Gewichtsteiie einer Verbindung der Formel (I), 

5 " 2,2'-dinaphthylmethan-6,6'-disulfonsaures Natrium 

2 " oleoylmethyltaurinsaures Natrium, 

1 Gewichtsteil PolyvinylalkohoL 
17 Gewichtsteiie Calciumcarbonat und 
50 " Wasser 
auf einer Kolloidmuhle homogenisiert und vorzerkleinert, anschliefSend auf einer 
Perlmuhle mahlt und die so erhaltene Suspension in einem Spruhturm mittels 
einer Einstoffduse zerstaubt und trocknet. 

C. Biologische Beispiele 

1 . Unkrautwirkung im Vorauflauf 

Samen bzw. Rhizomstucke von mono- und dikotylen Unkrautpflanzen werden in 
Plastiktopfen in sandiger Lehmerde ausgelegt und mit Erde abgedeckt. Die in 
Form von benetzbaren Pulvern oder Emuisionskonzentraten formulierten 
erfindungsgema&en Verbindungen werden dann als wafirige Suspension bzw. 
Emulsion mit einer Wasseraufwandmenge von umgerechnet 600 bis 800 I/ha in 
unterschiedlichen Dosierungen auf die Oberflache der Abdeckerde appliziert. 
Nach der Behandlung werden die Topfe im Gewachshaus aufgestellt und unter 
guten Wachstumsbedingungen fur die Unkrauter gehalten. Die optische Bonitur 
der Pflanzen- bzw. Auflaufschaden erfolgt nach dem Auflaufen der Pflanzen im 
Vergieich zu unbehandelten Kontrolien. Wie die Testergebnisse zeigen, weisen 
die erfindungsgemaflen Verbindungen eine gute herbizide Vorauflaufwirksamkeit 
gegen ein breites Spektrum von Ungrasern und Unkrautern auf. Beispieisweise 
zeigen die Beispiele Nr. 2, 3, 38, 43, 199, 200, 231, 240, 482 (s. Tabeile 1) im 
Test sehr gute herbizide Wirkung gegen Schadpflanzen wie Sinapis alba, 
Chrysanthemum segetum, Avena sativa, Steliaria media, Echinochloa crus-gaili, 
Lolium multifiorum, Setaria spp., Abutilon theophrasti, Amaranthus retrofiexus 



wo 97/31904 



PCT/EP97/00702 



67 

und Panicum miliaceum im Vorauftaufverfahren bei einer Aufwandmenge von 
0,5 kg und weniger Aktivsubstanz pro Hektar. 

2. Unkrautwirkung im Nachauflauf 

Samen bzw. Rhizomstucke von mono- und dikotylen Unkrautern werden in 
Plastiktopfen in sandtgem Lehmboden ausgelegt, mit Erde abgedeckt und im 
Gewachshaus unter guten Wachstumsbedingungen angezogen. Drei Wochen 
nach der Aussaat werden die Versuchspflanzen im Dreiblattstadium behandelt. 
Die als Spritzpulver bzw. ais Emulsionskonzentrate formuiierten 
erfindungsgemafSen Verbindungen werden in verschiedenen Dosierungen mit 
einer Wasseraufwandmenge von umgerechnet 600 bis 800 I/ha auf die grunen 
Pflanzenteile gespruht. Nach ca. 3 bis 4 Wochen Standzeit der 
Versuchspflanzen im Gewachshaus unter optimaien Wachstumsbedingungen 
wird die Wirkung der Praparate optisch im Vergleich zu unbehandelten 
Kontroiien bonitiert. Die erfindungsgemaSen Mittel weisen auch im Nachauflauf 
eine gute herbizide Wirksamkeit gegen ein breites Spektrum wirtschaftlich 
wichtiger Ungraser und Unkrauter auf. Beispielsweise zeigen die Beispiele Nr. 2, 

3, 38, 43, 199, 200, 231, 240, 482 (s. Tabelle 1) im Test sehr gute herbizide 
Wirkung gegen Schadpfianzen wie Sinapis alba, Echinochloa crus-galli, Loiium 
muitiflorum. Chrysanthemum segetum, Setaria spp., Abutilon theophrasti, 
Amaranthus retroflexus und Panicum miliaceum, Avena sativa im 
Nachauflaufverfahren bei einer Aufwandmenge von 0,5 kg und weniger 
Aktivsubstanz pro Hektar. 

3. Wirkung auf Schadpfianzen in Reis 

Verpfianzter und gesater Reis sowie typische Reisunkrauter werden im 
Gewachshaus bis zum Dreiblattstadium (Echinochloa 1,5-Blatt) unter Paddyreis- 
Bedingungen (Anstauhohe des Wassers: 2 - 3 cm) in geschlossenen 
Plastiktopfen angezogen. Danach erfolgt die Behandlung mit den 
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erfindungsgemaften Verbindungen. Hierzu werden die formulierten Wirkstoffe in 
Wasser suspendiert, geldst bzw. emulgiert und mittels GiefSapplikation in das 
Anstauwasser der Testpfianzen in unterschiediichen Dosierungen ausgebracht. 
Nach der so durchgefuhrten Behandlung werden die Versuchspflanzen im 
Gewachshaus unter optimalen Wachstumsbedingungen aufgestellt und wahrend 
der gesanriten Versuchszeit so gehalten. Etwa drei Wochen nach der Applikation 
erfolgt die Auswertung mittels optischer Bonitur der Pflanzenschaden im 
Vergieich zu unbehandelten Kontrollen, wobei beispielsweise die Verbindungen 
Nr. 2, 3, 38, 43, 199. 200, 231, 240, 482 (s. Tab. 1) sehr gute herbizide 
Wirkung gegen Schadpflanzen zeigen, die typisch fur Reiskuituren sind, wie z.B. 
Cyperus monti, Echinochloa crus-galli, Eieocharis acicularis und Sagittaria 
pygmaea. 

4. Kulturpflanzenvertragiichkeit 

In weiteren Versuchen im Gewachshaus werden Samen einer groBeren Anzahl 
von Kulturpflanzen und Unkrautern in sandigem Lehmboden ausgelegt und mit 
Erde abgedeckt. Ein Teil der Topfe wird sofort wie unter Abschnitt 1 
beschrieben behandelt, die ubrigen im Gewachshaus aufgestellt. bis die 
Pflanzen zwei bis drei echte Blatter entwickelt haben und dann wie unter 
Abschnitt 2 beschrieben mit den erfindungsgemaBen Substanzen der Formel (!') 
in unterschiediichen Dosierungen bespruht. Vier bis funf Wochen nach der 
Applikation und Standzeit im Gewachshaus wird mittels optischer Bonitur 
festgestellt, daS die erfindungsgemaRen Verbindungen zweikeimblattrige 
Kulturen wie z.B. Soja, Baumwolle. Raps, Zuckerruben und Kartoffein im Vor- 
und Nachauflaufverfahren selbst bei hohen Wirkstoffdosierungen ungeschadigt 
lassen. Einige Substanzen schonen daruber hinaus auch Gramineen-Kulturen 
wie z.B. Gerste, Weizen, Roggen, Sorghum-Hirsen, Mais oder Reis. Unter 
anderen zeigen die Verbindungen Nr. 2, 3, 38, 43, 199, 200, 231, 240, 482 
der Tabelle 1 entsprechend der Formel (I') zeigen teiiweise eine hohe 
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Selektivitat und eignen sich deshaib zur Bekampfung von unerwunschten 
Pflanzenwuchs in landwirtschaftlichen Kulturen. 
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Patentanspruche 

1. Verbindungen der Formel (I) oder deren Salze. 




worin 

R und R jeweils unabhangig voneinander Wasserstoff, Amino, Alkylamino 
Oder Dialkylamino mix jeweils 1 bis 6 C-Atomen im Alkyirest, einen acyclischen 
Oder cyclischen Kohlenwasserstoffrest oder KohlenwassersToffoxyrest mit 
jeweils 1 bis 10 C-Atomen oder einen Heterocyciylrest, Heterocyclyloxyrest, 
Heterocyclylthiorest oder Heterocyclylaminorest mit jeweils 3 bis 6 Ringatomen 
und 1 bis 3 Heteroringatomen aus der Gruppe N, O und S, wobei jeder der funf 
letztgenannten Reste unsubstituiert oder substituiert ist, oder 
einen Acylrest oder 

R und R gemeinsam mit dem Stickstoffatom der Gruppe NR''r^ einen 
heterocyclischen Rest mit 3 bis 6 Ringatomen und 1 bis 4 Heteroringatomen, 
wobei neben dem N-Atom die gegebenenfalls weiteren Heteroringatome aus der 
Gruppe N, O und S ausgewahit sind und der Rest unsubstituiert oder 
substituiert ist, 

R Halogen, Cyano, Thiocyanato, Nitro oder einen Rest der Formel -Z^ -p7 , 
R"^ Wasserstoff, Amino, Alkylamino oder Dialkylamino mit jeweils 1 bis 6 
C-Atomen im Alkyirest, einen acyclischen oder cyclischen 
Kohlenwasserstoffrest oder Kohienwasserstoffoxyrest mit jeweils 1 bis 
10 C-Atomen oder einen Heterocyclylrest. Heterocyclyloxyrest oder 
Heterocyclylaminorest mit jeweils 3 bis 6 Ringatomen und 1 bis 3 
Heteroringatomen aus der Gruppe N, O und S, wobei jeder der funf 
letztgenannten Reste unsubstituiert oder substituiert ist, oder einen 
Acylrest, 
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Halogen, Cyano, Thiocyanato, Nitro Oder einen Rest der Formel -Z^-R^, 
R , wenn n= 1, Oder die Reste R jeweils unabhangig voneinander, wenn n 

groRer als 1 ist, Halogen, Cyano, Thiocyanato, Nitro Oder eine Gruppe 

der Formel -Z^-R^, 
R , R°, R^ jeweils unabhangig voneinander 
Wasserstoff oder 

einen acyclischen Kohlenwasserstoffrest, wobei in der Kette 

Kohlenstoffatome durch Heteroatonne aus der Gruppe O und S 

substituiert sein konnen, oder 
. - einen cyclischen Kohlenwasserstoffrest oder 

einen heterocyclischen Rest, 
wobei jeder der letztgenannten 3 Reste unsubstituiert oder substituiert 
ist, 

Z\ Z^, Z^ jeweils unabhangig voneinander 
eine direkte Bindung oder 

eine divalente Gruppe der Formel -0-, -S(0)p-, -S{0)p-0-, -0-S(0)p-, 
-CO-, -CS-/-S-CO-, -CO-S-, -0-CS-, -CS-0-, -S-CS-, -CS-S-, -OCO-, 
-CO-0-, -NR*-, -0-NR*-, -NR'-O-, -NR'-CO- Oder -CO-NR'-, wobei 
p = 0, 1 Oder 2 ist und R' Wasserstoff, AlkyI mit 1 bis 6 C- 
Atomen, Phenyl, Benzyl, CycloalkyI mit 3 bis 6 C-Atomen oder 
AlkanoyI mit 1 bis 6 C-Atomen ist, 
,Y^, und weitere Gruppen Y^, wenn m 2, 3 oder 4 ist, jeweils unabhangig 
voneinander 

eine divalente Gruppe der Formel CR^R^, wobei R^ und R^ gleich 
Oder verschieden sind und jeweils einen Rest aus der Gruppe der 
fur R"^ bis R^ moglichen Reste bedeuten, oder 
eine divalente Gruppe der Forme! -0-, -CO-, -CS-, -CH(OR*)-, 
.C( = NR*)-, -S(0)q-, -NR*- Oder -N(0}-, wobei q = 0, 1 oder 2 ist 
und R* Wasserstoff oder AlkyI mit 1 bis 4 C-Atomen ist, oder 
Y^ Oder Y^ eine direkte Bindung, 
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wobei zwei Sauerstoffatome der Gruppen und nicht benachbart 
sind, 

m 1 , 2, 3 Oder 4, 
n 0, 1, 2, 3 Oder 4 
bedeuten. 

2. Verbindungen der Forme! (I) gemaft Anspruch 1 oder deren Saize, 
dadurch gekennzeichnet, dafS 

und jeweiis unabhangig voneinander 

Wasserstoff, Amino, Alkylamino oder Dialkylamino mit jeweiis 1 bis 6 C- 

Atomen im Alkyirest oder 

einen acyctischen oder cyclischen KohlenwassersToffrest oder 
Kohlenwasserstoffoxyrest mit jeweiis 1 bis 6 C-Atomen oder einen 
Heterocyclylrest, Heterocyctyloxyrest oder Heterocyclylaminorest mit 
jeweiis 3 bis 9 Ringatomen und 1 bis 3 Heteroringatomen aus der Gruppe 
N, O und S, wobei jeder der funf letztgenannten Reste unsubstituiert oder 
durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, (C^-C4)Alkoxy, 
(CT-C^lHaioalkoxy, {Ci-C4)Atkylthio, (C2-C4)Alkenyl, (C2-C4)Alkinyl, 
(C2-C4)Alkenyloxy, {C2-C4)Alkinyloxy, Hydroxy, Amino, Acyiamino, 
Mono- und Dialkylamino, Nitro, Carboxy, Cyano, Azido, 
[(C-,-C4)Alkoxy]-carbonyl, [(C^-C^lAlkyil-carbonyl, Formyl, Carbamoyl, 
Mono- und Di-[(C^-C4)aikyl]-aminocarbonyi, Phenylcarbonyl, 
Phenoxycarbonyi, (C-,-C4) Alkylsulfinyl, (C^-C4)Haloalkylsulfinyl, 
(C-|-C4)Alkylsulfonyl, {C-|-C4)Haloalkylsulfonyl und, im Faile cyclischer 
Reste, auch (C-,-C4)Alkyl und (C^-C4)Haloalkyl substituiert ist oder durch 
einen unsubstituierten oder substituierten Rest aus der Gruppe Phenyl, 
Phenoxy, CycloalkyI, Heterocyclyl und Heterocyclyloxy substituiert ist, 
Oder einen Acylrest Oder 

R^ und R^ gemeinsam mit dem Stickstoffatom der Gruppe NR^R^ einen 
heterocyclischen Rest mit 3 bis 6 Ringatomen und 1 bis 2 
Heteroringatomen, wobei neben dem N-Atom das gegebenenfalls weitere 
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Heteroringatom aus der Gruppe N, O und S ausgewahit ist und der Rest 
unsubstituiert oder durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe 
Halogen, {CT-C^lAlkyl und Oxo substituiert ist, 
- Wasserstoff, Amino, Aikylamino oder Dialkylamino mit ieweiis 1 bis 6 
C-Atomen im Alkylrest, 

einen acyciischen oder cyclischen Kohlenwasserstoffrest oder 
Kohlenwasserstoffoxyrest mit jeweiis 1 bis 6 C-Atomen oder einen 
Heterocyclyirest, Heterocyclyioxyrest oder Heterocyciyiaminorest mit 
jeweiis 3 bis 6 Ringatomen und 1 bis 3 Heteroringatomen aus der Gruppe 
N, O und S, wobei jeder der funf letztgenannten Reste unsubstituiert oder 
durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, (CT-C4)Alkoxy, 
(Ci-C4)Haloalkoxy, {Ci-C4)Aikylthio, (C2-C4)Alkenyl, (C2-C4)AlkinYl, 
{C2-C4)Alkenyloxy, (C2-C4)Alkinyloxy, Hydroxy, Amino, Acylamino. 
Mono- und Dialkylamino, Nitro, Carboxy, Cyano, Azido, 
[(Ci-C4)AlkoxY]-carbonyl, l(Ci-C4)Alkyil-carbonyl, Formyl, Carbamoyl, 
Mono- und Di-l(Ci-C4)aikyll-aminocarbonyl, (Ci-C4)A!kylsulfinyl, 
<Ci-C4)Haloaikylsulfinyl, (Ci-C4)Alkylsulfonyl, {Ci-C4)HaloalkylsulfonYl 
und, im Falie cyclischer Reste, auch {CTC4)Alkyl und (Ci-C4)Haloalkyl 
substituiert ist oder durch einen unsubstituierten oder substituierten Rest 
aus der Gruppe Phenyl, Phenoxy, CycloalkyI, Heterocyciyi und 
Heterocyclyloxy substituiert ist, oder 
einen Acylrest, 
r"^, R^, R^ jeweiis unabhangig voneinander 
Wasserstoff oder 

(C,-C6)Alkyl, (C2-C6)Alkenyl, (C2-C6) Aikinyi, wobei jeder der 
letztgenannten 3 Reste unsubstituiert oder durch einen oder 
mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, Cyano, Thiocyanato, Nitro 
und Reste der Formel -Z*-R^° substituiert ist, oder 
(Cg-CalCycloalkyl, das unsubstituiert oder durch einen Oder 
mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, (Ci-CglAlkyl, {Cy 
CglHaloalkyl, (Ci-C6)Haloalkoxy, (Ci-CglAlkoxy, (Ci-CgjAlkylthio, 
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(C2-Cg)AII<enyl, (C2-C5)Alkinyl, (C3-C4) Alkenyioxy und (C3- 
C4)Alkinyloxy substituiert ist, Oder 

Phenyl, das unsubstituiert Oder durch einen Oder mehrere Reste 
aus der Gruppe Halogen, Cyano, Thiocyanato, Nitro und Reste der 
Fornnel -Z^-R^"" substituiert 1st, Oder 

einen heterocyclischen Rest mit 3 bis 9 Ringatomen und 1 bis 3 
Heteroringatomen aus der Gruppe N, O und S, wobei der Rest 
unsubstituiert Oder durch einen Oder mehrere Reste aus der Gruppe 
Halogen, Cyano, Thiocyanato, Nitro und Reste der Fornnel -Z^R^^ 
substituiert ist, und 
Z\ Z^, Z^, Z"*, Z^, Z^ jeweils unabhangig voneinander 
eine direkte Bindung oder 

eine divaiente Gruppe der Formel -0-, -S{0)p-, -S(0)p-0-, -0-S(0)p-, 
-CO-, -CS-, -SCO-, -CO-S-, -OCO-, -CO-0-, -NR*-, -O-NR'-, -NR'-O-, 
-NR*-CO- Oder -CO-NR'-, wobei p = 0, 1 oder 2 ist und R* 
Wasserstoff, AlkyI mit 1 bis 6 C-Atomen, Phenyl, Benzyl, 
CycloalkyI mit 3 bis 6 C-Atomen oder Alkanoyi mit 1 bis 6 C- 
Atomen ist, und 

R^^, R''\ R^^ jeweils unabhangig voneinander Wasserstoff, (C^ -Cg) AlkyI, 

(C2-Cg)Alkenyl, (C2-Cg)Alkinyi, wobei jeder der ietztgenannten 3 Reste 
unsubstituiert oder durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe 
Halogen, {CTC4)Alkoxy und {C-,-C4)Alkylthio substituiert ist, oder 
(C3-Cg)CycloaikyI, Phenyl, Heterocyclyl mit 3 bis 9 Ringatomen und 1 bis 
3 Heteroringatomen aus der Gruppe N, O und S, wobei jeder der 
Ietztgenannten 3 cyclischen Reste unsubstituiert Oder substituiert ist, 
Oder 

jeweils zwei Reste -Z'^-R^*"* oder -Z^-R^^ oder -Z^-R^^ 

gemeinsam mit dem Anknupfungselement oder den jeweiligen 
Anknupfungselementen einen Cyclus mit 3 bis 8 Ringatomen, der 
carbocyclisch ist oder Heteroringatome aus der Gruppe O, S und N 
enthalt und der unsubstituiert Oder durch einen oder mehrere Reste aus 
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der Gruppe Halogen, (C^-C^) AlkyI und Oxo substituiert ist, 
bedeuten. 

3. Verbindungen der Formel (1) oder deren Saize gemafS Anspruch 1 oder 2, 
dadurch gekennzeichnet, daS 

R . R unabhangig voneinander Wasserstoff, Amino, Formyl, Aminocarbonyl, 
{CTC4)Alkyl, Cyano-{Ci-C4)all<yl, (Ci-C^IAIkylamino, DK{Ci-C4)alkyl]- 
amino, Halo-(C,-C4)alkyl, Hydroxy-(Ci-C4)alkvl, (CTC4)Alkoxy- 
{CTC4)alkyl, Halo(CTC4)alkoxy-(CTC4)alkyl, (C2-C6)Alkenyl, {Cj- 
C6)Haloalkenyl, (C2-C6)Alkinyl, {C2-Cg)Haloalkinyl, (Ci-C4)Alkylamino- 
(Ci-C4)alkyl, Di-[{CTC4)alkyl}-amino-(Ci-C4>alkyl, {Cg-CgjCycloalkyl- 
amino-(CT-C4)alkyl, (Cg-CgjCycloalkyI, Heterocyclyl-(CT-C4)aikyl mit 3 bis 
9 Ringgliedern, wobei die cyclischen Gruppen in den letztgenannten 3 
Resten unsubstituiert oder durch einen oder mehrere Reste aus der 
Gruppe (CTC4)Alkyl, Halogen und Cyano substituiert sind, oder 
Phenyl, Phenoxy, Phenyicarbonyl, Phenoxycarbonyl, Phenylcarbonyl-(Ci- 
C4)alkyl. (CTC4)Alkoxy-carbonyl-(Ci-C4)alkyl, 
{Ci-C4)Alkylamino-carbonyl-(Ci-C4)alkyl, (C1-C4) Alkyl-carbonyi, 
{CT-C4)Alkoxy-carbonyl, Mono- oder Di-[{Ci-C4)Alkyl]amino-carbonyl, 
Phenoxy-(CTC4)alkyl, Phenyl-(Ci-C4)aikyl, Heterocyclyl, 
Heterocyciylamino, Heterocyclyloxy, Heterocyclylthio, oder einen der 
letztgenannten 17 Reste, der im acyclisciien Teii oder inn cyclischen Teil 
durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, Nitro, Cyano, 
(Ci-C4)Alkyl, {Ci-C4)Aikoxy, (C,-C4)AlkYlthio, (Ci-C4)Haloalkyl, (C,- 
C4)Haloalkoxy, Formyl, (Ci-C4) Alkyl-carbonyl, (Ci-C4)Alkoxy-carbonyl 
und (CTC4)Alkoxy substituiert ist, wobei Heterocyclyl in den Resten 
jeweils 3 bis 9 Ringatome und 1 bis 3 Heteroringatome aus der Gruppe 
N, O und S enthalt, Oder 

R und R genneinsam mit dem Stickstoffatom der Gruppe NR^R^ einen 
heterocyclischen Rest mit 3 bis 6 Ringatomen und 1 bis 2 
Heteroringatomen, wobei neben dem N-Atom das gegebenenfalis weitere 
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Heteroringatom aus der Gruppe N, O und S ausgewahlt ist und der Rest 
unsubstituiert Oder durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe 
Halogen, (Ci-C4)Alkyl und Oxo substituiert ist, 

R^ Wasserstoff, Hydroxy, Amino, Carboxy, Cyano, Thiocyanato, Formyl, 
Aminocarbonyl, (C^-CglAlkyi, Cyano-{CT -C^lalkyl, {CT-C4)Alkoxy, (C^- 
C4)Alkylannino, Di-IlCTC^lalkylJ-amino, Halo-(C^ -C4)alkyl, Hydroxy-(Ci- 
C4)alkyl, (C^-C4)Alkoxy-(CT-C4)alkyI, Halo(CTC4)aikoxy-(CT-C4)alkyl, (C^- 
C4)Alkylthio, Halo-(CT-C4)alkylthio, (C2-Ce)Alkenyl, Halo-(C2-C6)Alkenyl, 
(C2-Cg)Alkinyl, Halo-{C2-C5)alkinyl, {CTC4)Alkytanaino-(Ci-C4)alkyl, Di- 
[{CTC4)alkyl]-amino-(Ci-C4)alkyl, (C3-C9)Cycioalkyl-amino-(CTC4)alkyl, 
(C3-C9)Cycloaikyl, (C3-C9)Cycloalkyl-(C^-C4)alkyl, Heterocycly!-(CT 
C4)aikyl mit 3 bis 9 Ringgliedern, wobei die cyclischen Gruppen in den 
letztgenannten 4 Resten unsubstituiert Oder durch einen oder nnehrere 
Reste aus der Gruppe (C^-C4)Alkyl, Halogen und Cyano substituiert sind, 
Oder Phenyl, Phenylca-bony!, Phenoxycarbonyi, Phenylcarbonyl-IC^- 
C4)alkyl, (CTC4)Alkoxy-carbonyl-{CTC4)alkyl, {0^ -C4)Alkylamino- 
carbonyt-(CTC4)aikyl, {C^-C4)Aikyl-carbonyl, (0^-04) Alkoxy-carbonyl, 
Mono- Oder Di-[(C^-C4)Aikyl]-anrjino-carbonyl, Phenoxy-(CT-C4)alkyl, 
Phenyl-{CT-C4>alkyl, Heterocyclyi, Heterocyclylannino, Heterocyclyloxy, 
Heterocyclylthio oder einen der letztgenannten 17 Reste, der inn 
acyclischen Tell oder im cyclischen Tell durch einen oder nnehrere Reste 
aus der Gruppe Halogen, Nitro, Cyano, (Ci-C4>Alkyl, (CTC4)Alkoxy, (0^ 
C4)Alkylthio, (Ci-C4)Haloalkyl, (CTC4)Haloalkoxy, Fornnyl, (Ci-C4)Alkyl- 
carbonyl, (0^-04) Alkoxy-carbonyl, (C-|-C4)Alkoxy, substituiert ist, 
wobei Heterocyclyi in den Resten jeweils 3 bis 9 Ringatome und 1 bis 3 
Heteroringatonne aus der Gruppe N, O und S enthalt, 

R"^ Wasserstoff, Amino, Formyl, Aminocarbonyl, (C^ -C4) AlkyI, Cyano-IC^- 
C4)aikyl, {Ci-C4)Alkylamino, Di-[(CTC4)alkyl]-amino, Halo-(CTC4)alkyl, 
Hydroxy-(CT-C4)alkyl, (C^ -C4) Alkoxy-{C^-C4)aikyl, Halo(C^-C4)alkoxy-(CT- 
C4)alkyl, (C2-Cg)AIkenyl, Hato-{C2-Cg) Alkenyl, (C2-C5)Alkinyl, Halo-(C2- 
Cg)alkinyL (Ci-C4)Alkylamino-{CT-C4)aikyl, Di-({CTC4)aikyl]-amino-(CT 
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C4)alkyl, (C3-C9)CycloalkYlannino-(CTC4)alky!, (C3-C9)Cycloalkyl, Hetero- 
cyclyl-(CTC4)alkyl mit 3 bis 9 Ringgliedern, wobei die cyclischen 
Gruppen in den letztgenannten 3 Resten unsubstituiert Oder durch einen 
Oder mehrere Reste aus der Gruppe (C^-C^lAlkyl, Halogen und Cyano 
substituiert sind, oder Phenyl, Phenoxy, Phenylcarbonyl, 
Phenoxycarbonyl, Phenylcarbonyl-{C^-C4)alkyl, (C^ -C4)Alkoxy-carbonyl- 
{C^-C4)alkyl, (CTC4)Alkylamino-carbonyl-(CT -C4)alkyl, (CT-C4)Alkyl- 
carbonyl, (C-,-C4)Alkoxy-carbonyl, Mono- oder Di-((CTC4)Alkyl]-amino- 
carbonyi, Phenoxy-(Ci-C4)alkyl, Phenyl-(CTC4)alkyl, Heterocyclyl, 
Heterocyclylannino, Heterocyclyloxy, Heterocyclylthio, oder einen der 
letztgenannten 17 Reste, der im acyclischen Teil oder im cyclischen Teil 
durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, Nitro, Cyano, 
{CT-C4)Alkyl, {CTC4)Alkoxy, {Ci-C4)Alkylthio, (Ci-C4)Haloalkyl, (C^- 
C4)Haloalkoxy, Formyl, (Ci-C4)Alkyl-carbonyi, (Ci-C4)Alkoxy-carbonyl, 
(C^-C4)Alkoxy, substituiert ist, vobei Heterocyclvl In den Resten jeweils 
3 bis 9 Ringatome und 1 bis 3 Heteroringatome aus der Gruppe N, O und 
S enthalt, 

R^ Wasserstoff, Formyl, Carboxy, Cyano, Thiocyanato, Aminocarbonyl, (C^- 
C4)Alkyl, Cyano-(C^-C4)alkyl, {CTC4)Alkoxy, (CTC4)Alkylamino, Di-tiC^- 
C4)alkyl]-amino, Halo-{Ci-C4)alkyl, Hydroxy-{CTC4)alkyl, (C^-C4)Alkoxy- 
{C^-C4)alkyl, Halo(CTC4)alkoxy-{C^-C4)alkyl, {CTC4)Alky!thio, Halo-(C^- 
C4)alkylthio, {C2-C6) AlkenyL Halo-(C2-C6)alkenyl, (C2-Cg)Alkinyl, Halo- 
(C2-C6)alkinyt, (C^ -C4) Alkylamino-lC^ -C4)atkyl, Di-[{C^ -C4)alkyl]-amino- 
{Ci-C4)alkyl, (C3-C9)Cycloalkylamino-(C-,-C4)aIkyl, (C3-C9)Cycloalkyl, 
Heterocyclyl-{CT-C4)alkYl mit 3 bis 9 Ringgliedern, wobei die cyclischen 
Gruppen in den letztgenannten 3 Resten unsubstituiert oder durch einen 
Oder mehrere Reste aus der Gruppe (C^ -C4)Alkyt, Halogen und Cyano 
substituiert sind, oder Phenyl, Phenoxy, Phenylcarbonyl, 
Phenoxycarbonyi, Phenylcarbonyl-IC^ -C4)alkyl, IC^ -C4)Alkoxy-carbonyl- 
{CTC4)alkyl, (CTC4)Alkylamino-carbonyl-(CT-C4)alkyl, (CT-C4)Alkyl- 
carbonyl, (CTC4)Alkoxy-carbonyl, Mono- oder Di-[(Ci -C4)Alkyl]-amino- 
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carbonyL Phenoxy-(C-, -C4)alkyl, Phenyl-(C-, -C4)atkyL Heterocyclyl, 
Heterocyclylamino, Heterocyclyloxy, Heterocyclylthio, oder einen der 
ietztgenannten 17 Reste, der im acyciischen Teil oder, vorzugsweise, im 
cyclischen Teil durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, 
Nltro, Cyano, (C^ -C4)Alkyi, (CTC4)Alkoxy, (0^04) Alkylthio, (C^- 
C4)Haloalkyl, (CTC4)Haioalkoxy, Formyl, (C^-C4)Alkyl-carbonyl, (C^- 
C4)Alkoxy-carbonyl und (C^-C4)Alkoxy substituiert ist, wobei 
HeterocyciyI in den Resten jeweils 3 bis 9 Ringatome und 1 bis 3 
Heteroringatome aus der Gruppe N, O und S enthalt, 
R wenn n = 1 ist, und die Reste R , jeweils unabhangig voneinander, wenn 
n groBer als 1 ist. Halogen, Hydroxy, Amino, Nitro, Fornnyi, Carboxy, 
Cyano, Thiocyanato, Anninocarbonyl, {C^-C4)Aikyi, Cyano-(Ci-C4)alkyl, 
(CTC4)AIkoxy, (CTC4)Alkylamino, Di-[(C^-C4)alkyl]-anr>ino, Halo- 
(C-,-C4)alkyl, Hydroxy-{C^-C4)alkyl, (0^-04) Alkoxy-(CTC4)alkyL Halo(C^- 
C4)alkoxy-(CTC4)alkyl, (Ci-C4)Alkylthio, Halo-(CTC4)aikylthio, 
(C2-C6)Alkenyl, Halo-(C2-CQ)Alkenyl, (C2-C6) Alkinyl, Halo-(C2-Ce)alkinyl, 
(Ci-C4)Alkylannino-(Ci-C4)alkyl, Di-[{C-,-C4)alkyl]-annino-(C^-C4)aikyl, 
(C3-C9)Cycloalkylamino-(Ci-C4)alkyL (C3-C9)Cycloalkyl, Heterocyclyi- 
(C^-C4)alkyl nnit 3 bis 9 Ringgliedern, wobei die cyclischen Gruppen in 
den Ietztgenannten 3 Resten unsubstituiert oder durch einen oder 
nnehrere Reste aus der Gruppe (C^-C4)AIkyl, Halogen und Cyano 
substituiert sind, oder Phenyl, Phenoxy, Phenylcarbonyl, 
Phenoxycarbonyl, Phenylcarbonyl-( 0^-04) alky I, (0^-04) Alkoxy-carbonyl- 
{CT-C4)alkyl, (C-,-C4)Alkylamino-carbonyl-(C^ -C4)alkyl, (C-,-C4)Alkyi- 
carbonyl, (C^-C4)Alkoxy-carbonyl, Mono- oder Di-[(C-,-C4)Alkyl]-amino- 
carbonyl, Phenoxy-(CTC4)aikyl, Phenyl-(CTC4)alkyl, HeterocyciyI, 
Heterocyciylamino, Heterocyclyloxy, Heterocyclylthio oder einen der 
Ietztgenannten 17 Reste, der im acyciischen Teil oder im cyclischen Teil 
durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, Nitro, Cyano, 
(CT-C4)A!kyl, (Ci-C4)Alkoxy, (C^ -C4)Alkylthio, (C^ -C4)HaIoalkyl, (C^- 
C4)Haloalkoxy, Formyl, (C-,-C4) Alkyi-carbonyl, (C-, -C4) Alkoxy-carbonyl, 
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(C-,-C4)A!koxy, substituiert ist, 

wobei Heterocyclyl in den Resten jeweils 3 bis 9 Ringatome und 1 bis 3 
Heteroringatonne aus der Gruppe N, O und S enthalt oder 
wobei zwei benachbarte Reste gemeinsann eihen ankondensierten 
Cyclus mit 4 bis 6 Ringatonnen bedeuten, der carbocyciisch ist oder 
Heteroringatonne aus der Gruppe O, S und N enthalt und der 
unsubstituiert oder durch einen oder nnehrere Reste aus der Gruppe 
Halogen, (CT-C4)Alkyl und Oxo substituiert ist, 
,Y^, und weitere Gruppen Y^, wenn m 2, 3 oder 4 ist, jeweils unabhangig 
voneinander 

eine divalente Gruppe der Fornnel CR^R^, wobei R^ und R^ gteich 
Oder verschieden sind und jeweils einen wie weiter unten 
definierten Rest bedeuten, oder 

eine divalente Gruppe der Formel -0-, -S-, -SO-, SO2, -CO-, -CS-, 

-CH(OR*)-, -C{ = NR*)-, -NR*- oder -N(0)-, wobei R* Wasserstoff 

Oder Alky! mit 1 bis 4 C-Atonnen ist, oder 

Y^ Oder Y^ eine direkte Bind.ung, 
wobei zwei Sauerstoffatome der Gruppen Y^bis Y^ nicht benachbart sind, 
R^, R^ Wasserstoff, Formyl, Carboxy, Cyano, Thiocyanato, Anninocarbonyl, (C^- 
C4)Alkyl, Cyano-(CT-C4)alkyl, (CT-C4)Alkoxy, {CT-C4)Alkylannino, DH(Cy 
C4)alkyl]-amino, Halo-(CT-C4)alkyl, Hydroxy-(CTC4)alkyl, {CT-C4)Alkoxy- 
(C^-C4)alkyl, Halo{CTC4)alkoxy-{CT -C4)alkyl, (CTC4)Alkylthio, Halo-iC^- 
C4)alkylthio, (C2-Cg) Alkenyl, Halo-(C2-Ce)Alkenyl, (C2-C6)Alkinyl, Halo- 
(C2-Cg)atkinyl, (CTC4)Alkylamino-(CT-C4)alkyl, Di-[(CTC4)alkyll-amino- 
(Ci-C4)alkyl, {C3-C9)Cycloalkylannino-(CT -C4)alkyl, (C3-C9)Cyclo-alkyl, 
Heterocyclyl-(CT-C4)alkyi mit 3 bis 9 Ringgliedern, wobei die cyclischen 
Gruppen in den letztgenannten 3 Resten unsubstituiert oder durch einen 
Oder mehrere aus der Gruppe {C^-C4)Alkyl, Halogen und Cyano 
substituiert sind, oder Phenyl, Phenoxy, Phenyicarbonyl, 
Phenoxycarbonyl, Phenylcarbonyl-{C^-C4)alkyl, (Ci-C4) Alkoxy-carbonyl- 
{Ci-C4)alkyl, (CTC4)Alkylamino-carbonyl-(CTC4)alkyl. (Ci-C4)Aikyl- 
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carbonyi, {CTC4)Alkoxy-carbonYL Mono- oder Di-[{C-, -C^) Alkyl]-amino- 
carbonyl, Phenoxy-(CT-C4)alkyl, Phenyl-iC^ -C4)aikyl, Heterocyclyl, 
Heterocyclyiamino, Heterocyciyloxy, Heterocyclylthio oder einen der 
letztgenannten 17 Reste, der im acyclischen Teil oder im cyclischen Teil 
durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, Nitro, Cyano, 
(C^-C^lAlkyi, (C^-C^lAlkoxy, (Ci-C^lAlkylthio, (CTC4)Haloalkyl, (C^- 
C4)Haloa!koxy, Formyl, (CTC4)Alkyl-carbonyl, (C^-C4)Alkoxy-carbonyl 
und (C-,-C4)Aikoxy substituiert isT, 

wobei Heterocyciyi in den Resten jeweils 3 bis 9 Ringatonne und 1 bis 3 
Heteroringatome aus der Gruppe N, O und S enthalt und 

m 0, 1 , 2, 3 Oder 4, 

n 0, 1 , 2, 3 Oder 4 

bedeuten. 

4. Verbindungen der Formel (I) oder deren Saize gemafi einem der 
Anspruche 1 bis 3, dadurch gekennzeichnet, dafS 

R , R unabhangig voneinander Wasserstoff, Amino, Formyl, {C-,-C4)Alkyl, 
{CTC4)Alkyl-carbonyl, (CTC4)AIkoxy-carbonyl, Anninocarbonyl oder 

R^ und R^ gemeinsam nriit denn Stickstoffatonn der Gruppe NR^'r^ einen 
heterocyclischen Rest mit 3 bis 6 Ringatonnen und 1 bis 2 
Heteroringatomen, wobei neben dem N-Atom das gegebenenfalls weitere 
Heteroringatom aus der Gruppe N, O und S ausgewahit ist und der Rest 
unsubstituiert oder durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe 
Halogen, (C^-C4)Alkyl und Oxo substituiert ist, 

R^ Wasserstoff, Carboxy, Cyano, (C^-Cg)Alkyl, Cyano-{CTC4)aIkyl, Halo- 
{CTC4)alkyL Hydroxy-(C^-C4)alkyi, (0^04) Alkoxy-{CT-C4)alkyl, HaioiC^- 
C4)alkoxy-(C^-C4)alkyl, (C2-Cg) Alkenyl, Haio-(C2-C6)Alkenyl, (C^- 
C4)Alkylamino-(C^-C4)alkyl, Di-flC^ -C4)alkyl]-amino-(Ci -C4)alkyl, 
(C3-C9)Cycloalkylamino-(Ci-C4)alkyl, (C3-C9)Cycloalkyi, {C3- 
C9)Cycloalkyl-(C^-C4)alkyl, Heterocyclyl-IC^ -C4)alkyt mit 3 bis 9 
Ringgliedern, wobei die cyclischen Gruppen in den letztgenannten 4 
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Resten unsubstituiert Oder durch einen oder mehrere Reste aus der 
Gruppe {C^-C4)Alkyl und Halogen substituiert sind, oder Phenyl, 
Phenyicarbonyl, Phenylcarbonyi-{CTC4)alkyl, (CTC4)Alkoxy-cafbonyl-(Ci - 
C4)alkyl, (CT-C4)Alkyiannino-carbonyl-(CT-C4)alkyl, (C^ -C4)Alkyl-carbonyi, 
{C^-C4)Alkoxy-carbonyI, Phenoxy-(CTC4)alkyL Phenyl-{CTC4)alkyi; 
Heterocyclyl, oder einen der letztgenannten 10 Reste, der im acyclischen 
Teil Oder im cyclischen Tell durch einen oder nnehrere Reste aus der 
Gruppe Halogen, Nitro, (CTC4)Alkyl, (Ci-C4)Alkoxy, (CTC4)Haloalkyi, 
(C-,-C4)Alkyl-carbonyl, (CTC4)Alkoxy-carbonyt, (C^-C4)Alkoxy, 
substituiert ist, 

wobei Heterocyclyl in den Resten jeweils 3 bis 7 Ringatome und 1 bis 3 
Heteroringatome aus der Gruppe N, O und S enthalt, 
R"* Wasserstoff, Annino, Fornnyl, Anninocarbonyl, (CTC4)Alkyl, Cyano-(C^- 
C4)atkyl, (Ci-C4)Alkylamino, (0^-04) Alkoxy-(CTC4)alkyl, (C2-Ce)Aikenyl, 
Halo-(C2-C6)aIkenyl, (C2-C6)Alkinyl, Phenyl, (CTC4)AIkyl-carbonyl, 
(C^-C4)Alkoxy-carbonyI, Phenoxy-(CT-C4)alkyl, Phenyl-(C^-C4)alkyl, oder 
einen der letztgenannten 5 Reste, der im acyclischen Teil oder im 
cyclischen Teil durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, 
(C-,-C4)Aikyl, {CTC4)Alkoxy substituiert ist, 
R^ Wasserstoff, (Ci-C4}Alkyl, (C2-Cg) Alkenyl oder (C2-Cg)Alkinyl, 
R^ wenn n = 1 ist, und die Reste R^, jeweils unabhangig voneinander, wenn 
n groBer als 1 ist, Halogen, Hydroxy, Amino, Nitro, Formyl, Carboxy, 
Cyano, (CT-C4)Alkyl, Cyano-(CT-C4)alkyi, (CTC4)Alkoxy, 
{CT-C4)Alkylamino, Halo-(CTC4)alkyl, Hydroxy-(CTC4)alkyl, 
(Ci-C4)Alkoxy-(C^-C4)alkyl, (C2-Cg) Alkenyl, (C2-Ce) Alkinyl, 
(CTC4)Alkylamino-(C^-C4)alkyl oder Phenyl, Phenoxy, Phenyicarbonyl 
Oder einen der letztgenannten 3 Reste, der durch einen oder mehrere 
Reste aus der Gruppe Halogen, (CT-C4)Aikyi und {CTC4)Alkoxy 
substituiert ist, 

eine direkte Bindung oder CH2, 
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(Y^)^ einen divalenten Rest der Formel -CH2-, -CH(CH3)-, -C(CH3)2-, -CH2CH2-, 
-CH(CH3)-CH2-, -CH(CH3)-CH{CH3)-, -CH2CH{CH3)-, -CH(C6H5).CH2-, 
-CH2CH(CgH5)- Oder -CH(CH3)-CH{C5H5)-, 

eine direkte Bindung oder einen divalenten Rest der Formel CH2, 
-CH{CH3)-. -C(CH3)2-, CH{OH), CO, SO2, NH, NiCH^)^ N(C2H5), 

N(n-C3H7), N(i-C3H7), N{n-C4H9), N{i-C4H9), N(s-C4H9), Nlt-C^Hg), 
NICgHg) Oder N(CH2C6H5) und 
n 0, 1, 2 Oder 3 bedeuten. 

5. Verbindungen der Formel (1) oder deren Seize gemafi einem der 
Anspruche 1 bis 4, dadurch gekennzeichnet, daft 
R\ R^ unabhangig voneinander Wasserstoff oder {CT-C4)Alkyl oder 
und R^ gemeinsam mit dem Stickstoffatom der Gruppe NR^R^ einen 
gesattigten heterocyclischen Rest mit 3 bis 6 Ringatomen und 1 bis 2 
Heteroringatomen, wobei neben dem N-Atom das gegebenenfalls weitere 
Heteroringatom aus der Gruppe N und O ausgewalnlt ist, 
{CT-CglAlkyi, Cyano-(CT-C4)alkyi, (Ci-C4)Haloalkyl, Hydroxy-(C^-C4)alkYl, 
{CTC4)Alkoxy-(C,-C4)alkyi, HalolC^ -C4)alkoxy-(CTC4)alkyl, (C2- 
Ce)Alkenyl, Halo-(C2-C6) Alkenyl, (C^-C4)Alkvlamino-{CT-C4)alkyl, Di-IIC^- 
C4)alkyi]-amino-{C-,-C4)alkyl, (C3-C9)Cycioaikylamino-(CT-C4)alkyl, (C3- 
CglCycioalkyl, (C3-C9)Cycloalkyl-(Ci-C4)aikyl, gesattigtes Heterocyclyi- 
(C^-C4)alkyl, wobei die cyciischen Gruppen in den letztgenannten 4 
Resten unsubstituiert oder durch einen oder mehrere Reste aus der 
Gruppe (C^-C4)Alkyi und Halogen substituiert sind, oder Phenyl, 
Phenylcarbonyl-(CTC4)alkyl, (C ^04) Alkoxy-carbonyl-(C^-C4)alkyl, (C^- 
C4)Alkylamino-carbonyl-(C-,-C4)alkyL Phenoxy-(C^-C4)alkyL Phenyl-IC^- 
C4)alkyL Heterocyclyl, oder einen der letztgenannten 7 Reste, der im 
acyclischen Teil oder im cyciischen Teil durch einen oder mehrere Reste 
aus der Gruppe Halogen, Nitro, (Ci-C4)Alkyl, (CTC4)Alkoxy, (C^- 
C4)Haloalkyl, (C^-C4)AIkyl-carbonyl, (C^ -C4)Alkoxy-carbonyl und (0^ 
C4)Alkoxy substituiert ist, 
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wobei HeterocyciyI in den Resten jeweils 3 bis 7 Ringatome und 1 bis 3 
Heteroringatome aus der Gruppe N, O und S enthalt, 

R"^ Wasserstoff, Amino, Fornnyl, Aminocarbonyi, (C^-C4)Alkyl, Cyano-(C^- 
C4)aikyi, (CT-C4)Aikyiannino, (CTC4) Alkoxy-tC^ -C4)alkyl, (C2-Cg)Alkenyl, 
Halo-(C2-Cg)alkenyl, (C2-C6) Alkinyl, Phenyl, (C^ -C4) Alkyi-carbonyL 
(C-,-C4)Alkoxy-carbonyl, Phenoxy-tC^ -C4)alkyl, Phenyl-(C-,-C4)alkyl, oder 
einen der letztgenannten 5 Reste, der im acyclischen Teil oder im 
cyclischen Teil durch einen oder mehrere Reste aus der Gruppe Halogen, 
(Ci-C4)Alkyl, (CT-C4)Alkoxy substituiert ist, 

R^ Wasserstoff Oder (Ci-C4)Alkyl, 

e ft 

R wenn n = 1 isT, und die Reste R , jeweils unabhangig voneinander, wenn 
n grofier a!s 1 ist, Halogen, (C-,-C4)AIkyl, (CT-C4)Alkoxy Oder Halo- 
(Ci-C4)alkyl, 

eine direkte Bindung oder CH2, 
(Y^)^ einen divalenten Rest der Formel CH2 oder CH2CH2, 
Y^ eine direkte Bindung, CH2, -O- oder -S-, 
n 0, 1, 2 Oder 3 
bedeuten. 

6. Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der Formel (!) oder deren 
Saize, wie sie in einem der Anspruche 1 bis 5 definiert sind, dadurch 
gekennzeichnet, dafl man 
a) eine Verbindung der Formel (II) , 

r'-r'^ (II) 

worin R^^ eine funktionelle Gruppe aus der Gruppe Carboxy und Derivate 
der Carboxygruppe bedeutet, 

mit einem Biguanidid der Formel (III) oder einem Saureadditionssalz 
hiervon 
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umsetzt Oder 

b) eine Verbindung der Formet (IV), 



.X. 



N N 



1 (IV) 



worin R einen austauschfahigen Rest Oder eine Abgangsgruppe 
bedeutet, 

mit einem geeigneten Amin der Forme! (V) oder einem Saureadditionssalz 
hiervon 




umsetzt Oder 



c) ein Diamino-1 ,3,5-triaztn der Formel (VI) 



A.... (VI) 



mit einem isocyanat der Forme! (V!l) 
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(VII) 



umsetzt. 

wobei in den Fornnein (II), (III), (iV), (V), (VI) und (VII) die Reste r\ R^, R^, R^, 
R^ und R® sowie Y\ Y^, Y^, nn und n wie in Forme! (I) deflniert sind. 

7. Herbizides oder pfianzenwachstumsregulierende Mittel, dadurch 
gekennzeichnet, daS es mindestens eine Verbindung der Formel (I) oder deren 
Salz nach einem der Anspruche 1 bis 5 und im Pflanzenschutz ijbliche 
Formulierungshilfsnaittel enthalt. 

8. Verfahren zur Bekampfung vor Schadpflanzen orler zur 
Wachstumsregulierung von Pflanzen, dadurch gekennzeichnet, dafS man eine 
wirksame Menge von mindestens einer Verbindung der Formel (I) oder deren 
Salz nach einem der Anspruche 1 bis 5 auf die Pflanzen, Pflanzensamen oder 
die Anbauflache appliziert. 

9. Verwendung von Verbindungen der Formel (I) oder deren Saize nach 
einem der Anspruche 1 bis 5 als Herbizide und Pflanzenwachstumsregulatoren, 

10. Verbindungen der Formel (V) oder (VII), wie sie in Anspruch 6 definiert 
sind. 
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